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(57) Abstract 



A hetenxyclic compoiuid represented by genera] foriDuIa (I) and a salt thereof; a process for producing the 
same; and a medicma] composition containing the same sxkI useful for preventing and/or treating diseases of man or 
animal induced by bradyldmn or an analog tbmof. In said formula, a group r^noented by (a) is a group represented 
by (b). etc.; X represents O. or N-R^. R> represents lower alkyl, etc^ R^ represents bymogen. lower alkyt etc.; R^ 
represents hydrogen, halogen, lower alkyl, etc.; R' represents halogen, lower alkyl, etc; R^ represents amino which 
may appropriately be substituted; and A represents lower alkytene. 
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<; ;u /I/ 4f - -'u T 4 / > ^ /u , ^ f- ;p :t ^ "9" v 

;u ;u ;Jf - ;u T S y X > ^ 'f . f- ;p ^' y -tf y 

10 /Hf - -'U T i / X > ^ >f ;u . ^ r r ;p 

* - T 5 y £^ > * W , y /i"f c ^ y /u 

- -'I' T i V -> > •€ >f /U , f y ;u .-K ^ ;u r ^ / 
> ■^ ^ -'I' . 3: i- ju \^ ^ t) A' /J /I' ^ ;u T z y > 

15 ^ >i JU , o t) ^ ;u ^ ju 7^: - ji^ T I y > i- ^ >( /u , 
T -fe f- -/w f o - ;u ;J? — 7 « y > ;p , 

' - • 1^ h ^ /J rtf i 7u h* o i; - jp ti iv ii^ 7 ? 

/ x > -t ;i/ ] , « 7 ;u ;w rt-H i 7 5 / 7 
vi' IS « 7 r / 'f [ CFH i (f y i/ ;u 7 5 y •> > ^ 
2 0 yu , X f- X /u ;^ ^ ;u 7 i y X > ^ ;u ^ ] / n - 
[^B.T :^ y ^ ) - H - ({|tt7;u^;u) T I y T 
15 « 7 y ^ ;u [ (f N - 7 -t f- /u - N - y f- ;p 
7iy£^>'-f^'f;u, N-7-tf-;p-N-xf-;u7?y 
i^^-f-t'fyp, N-rnf;r-;u-N-yf-;u7!yi^ 
25 ^f] . N- (e»7/W34E-xlgia7;u;{7/ 
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7 5 y > •^ * >f , IP ] , N - ( i£ « T y ^ ) 

- N - { a Jg.tS « T ;u * ) T S / 7 VP ® « r ^ y 
'f/J' Cfl'll;ctfN-7-fef-yu-N-t»; j^yi^./f-/i/75/ 

> ^ >f IP] , N- ( fi«7 / >f /I. ) -n- 
(fi«Ty^3;^fi^fi«7;^^y^) 7^ y T fSitttT ^ 
y 4 [Wi(fN-7-fef^7l'-N->'h^j^xf-;i.7i 
/'x^-^-t'fyu, N-7-tf-;i'-N-y h ^ y ^ JUT 
^ y > i- JU , N-rotrt-yJ^-N-yi-iti^a: 

^ 7 5 y > ^ ^ /HP ] , n - aSiSir /r y ^ 

;u) - N- (t6«7-«'3^>/;>;udC — /ul5fii7/udtyp) 
T$y7/ufia7/b')r/-f/u imiHiii-T't^Ju-iq 

- jPHftT' h ^ -> /; lu It! - jt f-/u7 5 y c^^^^^^ 

, N - 7 -t ;u - N - » H « r h i|r yi' df - /I. X f- 
v^7 i ' 5> >-f--^"if 7t ; N -'^ D t'Ji- - ;^ ^^^^^ « 
r^*i/;^;^;^?i;^>f./^7^y^^>^;g^;^^] ^ 

- { i&t&T 7!/ y ^ ;u ) - N- (;>/i'rtc#i.(5a7;pi^ 
^w) 7 5/ 7.'Ufi«7;U')r/-1'/u C«i(fN-7-fef-/u 
-N-7>/i'rfC^i^yf.;p75/i/>^^^;p^ N-7-t 
f-;u-N-;>;u.-tf4P'i/xf-;w7 i / n- 
rn f^-;w-N-;&;urt?+x>'f-;i/7i /•>>-f^^ 
''^^] . N - (fi«7-'W3#i^fitt7>'U;&/-{/u) - n 

- (aKatt«7/w*;u) 7iy7/u<5«7;U'>-y^/u 
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IS 

I y •> > i- ^ ^ N-yh=5r>'7'Dh*7|--yu-N-t* 
^ ^ ;u T ^ / X > ^ ^ a? ] , N - ( ft gg 

5 / T ;u « T ;w y ^ [ ^ i if n - f ;u /i. .ic ^ 

-:^yi/;&yu,-K-/u-N-y ^ •> 3: i- ;u r I / > i- ^ ^ 
/U, N-f-x-;u;5r;u;}?ji7u-N->' x ^ T i 

/ y i- ^ ^1 . u >f K T /u » T /u ^ y ^ ;u 

^ h' T Ji^ 1& «i T ^ y 'i Ji^ im Hi ^ fv ^ u Y > 

t ^ ^ ;u ^ X f- ;w u /f h' 'y > f- ^ , x f- ;u u 

'f Ki^>:^^'f;^«] , ttXSI'^^U'f h' T m «t T 1r 

y ^ C W i {f K 'J y ;p »? V' ^ K > * W . f 5 

15 - 'y \^ Y •> > -t ^ ^ / i- X. ^ jwy ]^ ^ Y > i- 

» TiyiJJ,^. )V T ;v g e .T -5^ <^ [ « i {f rf-v /u- * vu 

> 'f . T -fe f- ;u i/ > -t -/u , -r o h* ;f - 
^-f-t-^/p^] , ;u ;K * T ;u fi« T -ri"?- ;u 

20 i (f /u .if if- X > ^ ^ ;u , |? ] , « T -'W 3 ^ 7> 
vu .-tc - ;u T IS « 7 ;u r / [ 1511 ;c. (f ^ h ^ x ;u .-l? 

- v' > :^ ^ 7W , X f. ^ - /i- > ^ , 

^ ] , j!7 /^ ^ T /I' 15 » T / ;u [ fi^ i Ji" ;u 
^< ^ W /^ :^ -^ ^ ] , « T ;u ^ ;u ;u ^N- ^ /u 

25 T iS e 7 -'Hr / >f yu [ ^ (f ^ * ;U ^-c ^ ^ ;w -> 
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:^ >f ;p . ji i- ;u ^ y< ^ ^ ju > i- ^ ^ ju \ =j ^ i- ji, 

/7 ;u y< ^ >( ;u -> > i- ^ y( ju , 7* o h* /u ;^ ^< ^ ^ ;u > 

i- ^ ^ ju , ^ V 'T u \z lu ^ /< ^ 4 )^ i/ y i- ^ ^ )v ^ 

X f- ;u ;i& ;w 'f > -t yi/ , N - f- - n - x 

;w dp ;u ;u /< -t^ T /US « 7 ^ V yi^ [ W i t K 
o de X f- ;P ;W ^ >f ;W > ^ ^ ;U ^ t X ( h K d 
df-i^xf-yu) ;>;p^<^^/Pi^>"^^^;i.^Jf] , n - (h 
K o df ift « T ;w 4P ) - N - ( ffi » T yu # ;u ) A )U^< 

10 ^ >f T yw fi » T r y >f /V [ « i {f N - b K D dp X 
f- - N - f- yu ;u "t 'f ;u 1^ > 'f ;u , ] , -jg 
« T yu 3 dr ft « T df yu yi/ /< ■€ yw T yu « T yu ^ 
>'<-'^ [Wilfy h#y>f-yi';&yu^<*^ywi^>f-^>f 
yi', y h*i'Xf-yw;&yUyx-^-fyw5^>^^><7U, 

15 hdrs^xf-yw) ^^yi^/^-^-fywi/^-^^^fyp^ xhi^- 

xXf-/w;&yu^<^-<yW5^:^^.t^;U^ / h + j/rDfyP 

yw * yi^ >' * , » ] , 

N - (^5«Ty^^df•i/t5«Ty^*y^) - N- (fi»Tyw 
20 4 ) yu -t 'f yw T e « T yu r y 'f yu [ « 4. (f N - 

y h df-xxf-yu-N-yf-yu^^yU'^^^yi/x^-^-t'f 

yu, N-x hdf->'Xf-yu-N-/f-yi';&yu-'<-t-l';ui^> 
;w ^iS ] . a a; aUS » T yw dr yu 7j ys- :t >f yp T yu (5 

» T yw r y >f yw [ W i {f f »; yu y f- ypv< ^ ^ ;u 
25 > ^ yu , 7 yu y f- /u 7^ yw /< -t -{ ;u > :t ^ ^ 
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^ i- /J Jl. y< ^ >( ;U i- :^ ^ ;U ^ ] , N - 

•=& ^ ;u T e « r r y ^ [ fify ;e. {f N - f <; )v jt ^ 
-'U - N - y ^ /< ^ X ^ .f ^ ] ^ ft |g 
;u ^< /u T /u fi « T -Jr / ;u [ i {f ^ ,1; g ^ 
;u ;u ^< ^ A )V v-f- ^ ^ ^ i- - ju t; ^< ^ ^ ;u 
y i- ^ >( ju^ h* ;u ^ /u ^< Ji^ -> > i- ^ 4 ;u ^ f 
i - ;u ^< ^ >f ;u > ^ ;u , t h ^ V ^ /u 
^< ^ >( ;u 'y > -t ^ >( , li«?fL-Ci»TtJ:t^tt3(f 

m ^ ,t( - ju T T r / ^ im i. l£ ^ ju ;ti \) y . 

/! ^ JU > ± ^ ^ ,U ^ t D i; 'J /U ^ ;U Jt( ,u > 

-f ^ . \^ ^ n y ^ ;u ,i( j:. ju -y > i- ^ ^ ju ^ r h 7 
h K D f i; .if - X > -^ ^ ^ , y yp h- 7 

- yu ^ > ^ ;t ^ « ] , « T yu ^ - yp 
yu^<^ >( JUT /^^^«lT JU*r yu [ ffll (f t ^ ;u ,^• 
^ >f yi' 5^ > ^ >f yp , Tnn^fj)\^^<^^n,i^y-^:^^ 
.'y,y, / f - Vi'.T' n ^ =../i, ^ yk /X ;u i^. > ^ ^ ^ ^ 

^mr ^ - ^ )v ^< ^ ^ ,\. T ^utT r / ^ j\. [m 

i X f- i yu yu y< ^ ^ .> > ^ ^ ^ ^ 7* D f - yu 
yu ^ >f yu :^ ^ .f /Hf ] , r • / » r yu # yt ^ yu 
^< ^ -f yu 7 yHS tt 7 yp / .f ;u [ i 7 > / y yw 
yu ^< ^ 'f yu > :^ ^ yu . 7 i / x ;u ;u ^ ^ 

^ ^ yu ^ ] , « 7 /u Jf- yu 7 c / « 7 yu ^ 7U yu 
^ yb 7 yu *a 7 yu y / ^ yp [ f5i| ;c ^ yu 7 i y ^ 
f- yu t:^ yu ^N- ^ ^ yu X > ^ ^ . ^ i\. r I / Ji^- ti 
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^< ^ y( /u > -f ^ ^ ;u ^ x. i- ;v T I / x f- ;w /< ^ 
>f . ;w X W , / f- /u T $ / X. ;u /J y< ^ y( ;u 

> ^ >f yu ^ ] \ 

» r ^ ^< * 'f :t # X Jg Ift T yu ;& ;u ^< ^ 

5 >f T /i' ft « T /I' / 'f [ W i f- yi' ;!r ;u t >f /I. 
3i- # X y f- ;u ;& ;u ^N* -t 'f yi' •> >' '^ -t -'I' . y i- A ju ^< 
^ ^ ^ 1/ X. JU /f ju y< ^ ^ ju > -t ^ y( ji, ^ xi- /u 
/; /u ^< ^ ^ ^ ^ X i- /u ju ^< ^ ^ fu > ± ^ ^ ;u ^ 
^ /u A ju ^< ^ >( A' t ^ X ju ^ ;u ^< ^ ^ 'y i- 
10 •t'f-'U?] , ft»T/i'#^u>>-«'^<* /wft«T/i'#/u;> 
^< € >f 7 ft « T ;w r y 'f ;u [ W i ff / f- A- Xr yp ^< 
* >f yw > f- ^< >f yu ^ ;i/ , y f- ;p yu 

•t ^ ;u X f- ;w ;p >'< ^ ;u 5/ A' , x f - yu ;u ^< 

>f ;u X f- ;w ;f> ;u ^-c ^ >f A' 5/ :^ "^-^ , ^ y f- ;u 
15 ^< ^ ^ X i- ;u ^ ju -> > i- ^ y( , ft»T 

71/ J df- ;u rfc — ft « T yi' * yu yi"'< 7W T ft » 
T yp =r 7 ^ /u ^C Wi > /i/ .-K^ /u > f- vi; 7U >< 

^ ^ ;u > ^ >f , y h * >^ * /u .if — ;w x f- a. yu ^< 
-t>fyu>'>-^^>fyi/. X |-#x>^ypdf — yu>/f-;u;^yuy< 
20 -t >f yu V > -t ^ yu . X h # X yj/ rff •=■ yu X f- ;u ;^ >< 
•€ ^ yu X > :^ -t yp IP ] , yw rtc ^ x ft « T /u Jf- yu ;^ yu 
^■5 ^ yv T yu ft » T yu y / -f yp [ m t if ^ :i( ^ ^ 
yu ^ yu /f yu i/' > ^ /f yw . yu # x f- yu yi. zN- 
't yu x > ^ yw ^ ] , ( ft la T yi/ # yu yu yp 
2 5 - T i&«iT ^ ) yi/ ^ 'f yu T yw ft « T yu r y 
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''^ { ^ ju ;u ^< ^ ^ ju - 7 ^ ^ ju ) ju y< 

^ Ji^ y ± ^ ^ ;u ^ { J^i- A ^< ^ ^ - y jf. ^ 
)V) ^ JU ^< ^ >( ;u -> y i- ^ ^ ,1.^] , {i& i& 7 =t ^ -> 
/; JU 7t( - ;u - T Ji^ iSi ISi 7 ^ ) fJ ^< .( 7 ;v 
5 7 y / >( ;u im x.li { / h ^ X ;!r ;u ;jf - - 7 X f. 
;u ) ;^ * ^ ;w X f- ^ >f ;u , ' ( x |. dp ^ ;u - 

- 7 * 4^ f- /u ) ;w ^N- 'f > :^ ^ ^ ;u ] , ^ 

J*^ ^ ^ T /I' IS » T /u # ) -'I' ^ 7U T jg ja T >'U 

-Jr y W [ W i (f { fJ ^ - 7 ^ ^ ) fj ,u^<^ 

0 > ^ >f ;u a? ] , N - {i&1&7 ij )U^<^ ^ 

-'US « T ^ ;u ) - N- ( fi«T ilf ) 

T ;u 15 » T ^i- y y ^ ;u C 011 i If N - ( ^ f- ;u /< :e 

y f- ;u ) - N - y f- ^> /u /< -t >f ^ ^ ;^ ^ 

- ( > /i^ ^< ^ ^ X f- ;u ) - N - y f- ;;r yi, y< :t 
5 ^ -'I' X > -t , N - { X f- ;u ^-c JE ^ X f- yu ) 

. 71/ /< -t >f X f-.-7U ) - N— X /V* tv^< ^ A n^ y 

•^•t'f/i'^] . N - (jS«T>'i'3*x;<^/i.rfCx.;ufi.|a7 

# ) - N - ( e » T # ) -'U ^-f ;u T e « 
) T r / ^ ;u [ i (f N - / h i!f X /I. ,if i > ^ yp _ 

;u .it j:. ;u X f- ;u - N - > f" /I/ ^< ^ ;u > ^ ^ 
;b . N - X h ^ 7> ;w / f- - N - y yu ,^• 
^ >f /i"> > -^ ^ ^ yu , N - X h /u ^ ;u X f- yu - 
> N - y f- /u 7> ;u y< ^ ^ yj. >' ^ /Hf ] , N - {yj )u 
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Jl? ^ V « T ^ ) - N - ( ® « T ^ ;u ) t; JU^<^ 
^ ;\^T m « T ;w -Jr y >f [ « ;t (f N - -'U .1? df- ^ y f- 

- N - / f- ;u ;w 'f yi' > , H - ^ 

7i( x. i- ;u - H - i- ;u /! ;u ^< ^ ^ ju > i- ^ ^ /I. 
^ ] , 7 'i - vi' * ^< ^ 'f T J^M WlT )V r / ^ jv im 
;c. (f 7 X - ;i/ * yu^< 'f X > * >f , ± 7 i- )\^ 

;u df. i ^ a e « T 3 # f 3E «c S ft S it -C v» T 6 J: 

.1; «J i 7 ^ ij o -f , b* y y 7 ^ o >f ;w , f- x - 

yu7^';D^/w«] , tt3Raifi»7;i'*/ua3lfJilfi«7 
/ >f [ « i 5^ ;u y f- ;u tf 7 ^ V o 

IS , f U X f- ;u K ij 7 ^ U o , # y ;w x 

f- yu e y ;u 7 ^ o >f ;Hp ] , « JE SR IS » 7 ;u ^ - yi. 
^ «3KSia»7 [ « i (if a -^ /i' 1:1=^ 

7 ^ 'J D >f , ^ / "J /I/ t - yi^ h* 'J n^T 9 D >f 
^] , 7Sy«3KW^S»7y^^>'>fy^ [«i (f 7 5 / b* 

20 /u 7 ^ o 'f yu . ] . 15 » 7 yu /I. T i / X 

ig « 7 ^ / >f yj' [ W i. (f > f- yw 7 i y b 'J yu 7 ^ 'J 

D >f yu , y f- ;u 7 $ / b* >; y yi^ 7 ^ o /f yp . ] / 
7£^yw7i>a3Kafi«S7yur/'ryu, Wi{ffi«7yv 

25 yu 7 i / b »J yu 7 ^ n yp . r o b ;i- ^ yu 7 $ / b 
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'j ;u 7 i7 'J n .f ;u . a? ] , ^ iSi 7 ^ / >( 7 i y m 
^ 16 « r ;u y y ;u im x.l£7 i; o >f yu r i / f 'j 
i; 7 ^ D >f /u , ^ a h / 7 $ y h* 'J ;p 7 ^ 'j 
D>f;u^] , a3K8l1g«7>'U;J^y'<;i'7 5ya35Sglg« 
5 7 ;u -5^ / ;u [ W i h* 7 -b f- ;u 7 i y f /u 

7 ^ n >f , f- X - ;u 7 -fe f- ^l' 7 i y h* U 5^ >'^ 7 »; 
r3 ^ juJSr] , 1S« 7 /u =Jf- /u T S » ? il T T {, J: a 
SR?&;i/d<-;u7 $ yaxaHS«7/u^ry .f/p [flF|i(fh- 
>; ;»/ /i^ * - yu 7 $ V h' "J 7 ^ >; n ^ , 7 >; yi^ 

10 ^ - 7 5 y t ij yu 7 ^ 'j o 'f /u , y f- yu f U 

- 7 i y If /u 7 ^ n ^ yi. 5 ] , fg « r 
;u>&/>fyw7 i yfi«7-'U;'&y>f-'U7 S ya3KS^f£tt7 
;u^y^;u[Wi{f7-fef-yu7i y7-fef- 7 i y t* 'j 
'J )\^7 9 >;o>f/i/, 7-tf-;u7cy7'nf:i--/u7iy 

15 f 'J )\^T 9 «; o >f ] , ft « 7 ;w 3 * X /u - ;u 

ftiR7;i'/^y>fyw75yaxistta7/u-5ry^;p [gfn^ 

>f yu , X y # X yu rtc - yu r n f - yu 7 5 y f ;u 
7 7 D yu ^ ] , ft « 7 ^i' 3 ^ ft « 7 y 'f yu 7 
20 iyaxS!lft«7yi'yy>fyuCfRli{fyhdE-i/7-fef-/u 
7 i y f 'J yu 7 ^ 'J yu , y h # •> 7* o t* - 7 
$ y b* >; 'J )\'7 9 'j D xf ;u . X h 4r r o h* ;r - yp 7 i 
y h* U X yu 7 7 'i n >f yu'a? ] ^ ^ ft « 7 yu ^ yu ':7 u ^ K 

SI ft » 7 yw ^ y ;u [ w i y f- /i^ w -f K f •>- 
25 7 ^ 'J D >f yu ] . 7 yu ft 35 ft « 7 yi- r y ^ 
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^i- . X. If ;u X ai ® « T /I' r y ^ ;u [mm 

;u ^ X t' <; ;w 7 ^ D >f ;u , ^ ] ^ fg « r ;p ^ ^ 

;u .iC - ;u f 'J >» T ^ y n >f , ^ ] , fi « T ;w y 
5 ;u a * « fi « 7 y ;w [ W ;t 7 -t f- ;p f ;u 

7 ^ U o >f ;u » 7 -b f- /I' r h 7 h K o # > i; /I. 7 ^ i; D 
^ ] , ft itt 7 * ^< 'r/waxsgft«7yi'r 

>f C W i (f y f- /< * >f /I' f 'j ;p 7 ^ >; D 

;w , X f- ;w ;u ^< * >f ;u y 5^ yi' 7 ^ 'j n >f /u , y f- 
10 ;w ^< 'f ;u t U y 7 ^ 'J o >f ;i/ , x f- ^< 
■t >f yu t* U y /u 7 ^ y o ^ , ^ y 7* o t ;u ;p /< ^ .f 
;u f 'J 'J 9 o >f A/ , N - X f- ;u - N - y f- ;i/ ;jr ;p 
^< ^ f •] 7 ^ 'J o ;u « ] , ft » 7 ;w 3 ^ ft 
a 7 * yw * ^ It * SI ft « 7 ^ y ^ ;u [ ff( ;c 

IS {f y h # / ;p /u * ^ /V K »; ;u 7 ^ >; D ^ ;w . 
> h ^ X f- ;p ;p x< ;u t y 7 ^ «J D ^ ;p , ^ 
. . \ |. o tr /i' * 71/ /< vf 71^ y^^^^ 5^ i; o-:^ vu ^ ^ x 

h 4f X ;p ;^ ;w /< ^ >f K y 7 ^ o /f ;w , x 
{ y h 4r X X f- A/ ) ^ t ;w 7 ^ »; o 

20 ;u , « ] , h K D # j/ ft tt 7 * * ^< /f a Jf a 
ft « 7 y ^ ;p C flfil 1 (f h K n * y f- /I. ;^ ;u ^ ^ 

f U ;u 7 ^ n ^ yu . t K o if- •> x f- ^ 
;u f ;W 7^ o yu , t ;^ ( t K n # x f- ;p ) 
ij }V ^< =^ ^ )v \^ \) 'J )VT 7 ^) 'o ^ )V . ^ ] , a SI ^ 
25 ^< * ;u a JK W ft » 7 ;u -J^ / 'f -'I' [ « i h* «j ;u 
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ij ^< ■€ 'f ;u h* 'j ;i/ T ^ U o >f ;u , ^ jiy ju ^ ju 

■€ 'f ;u f ij ;u 7 ^ U D >f yu , f- X i ;i/ ^Ir /V ^< ^ ;i 
f T ^ U o >f ;u , t* 'j i -y - fi, ju ^ ^' b' »j 

T o >f ] , 11 35 Ute « T ;u # ;u ;u ^< ^ >f 
5 ywmXaiSftT -Jr / ^ ;p [ fifij i f 'J y f- ;u 

^ f /V r ^ >; o yf ;u , 7 f- ;p ;^ ^ 

>f t* i? )VT 7 y o ;u , f- X - ;u >^ f- ;u ^n- 
yu h* yu T ^ U n >f # ] , ft SI :^ /u rfc ~ a 
e « T yu / >f yp [ W i yu * M / yu ;tf - yu f 
10 )VT 9 ^) u ^ )V ^ f D Ij S? i yp yu .-K yu t' >; yi/ T ^ 
D -< yu , t '^s U y / yu ;K - yi' f >; yp T ^ o yu 
] . fS e T yp - yu yw ^-c * yp a « 51 « 7 yw ^ / 
. [ W i t: - yu yw /< * >f yu f >; y yu 7 ^ o >f 
yw , 7 U yu yw ^< -t >f yw t: «; y yp 7 ^ U n >f >p ^ ] , g 
15 » 7 yw 4f ■=• yu yw ^< * >f yw a * fU15 « 7 y / yu [ 

;c (f X f- ^ yu » yv ^< t >f yu t "J y yu 7 ^ n >f yi. , 7* o 
^ ; t: yK;& yUi^< •€ >f yk t* ^ i^ n^ T 9 ^rcr:^-}v^^^ 

<!oaEift*^-{i*!EHfta3Kaifi«7yu'ry>fypTaaE3Ks 

55 ^ {i 15 Se «o 16 « 7 yu # yu i « 7 yu 3 =3lr T* S c 

20 S 1ft ? ii T i> T (, J: w> . ai«« T- 1 « ? T t> r t J: 

a[$SwX7yurf<-yi' [ffi|;tlf7n^;i'. r/'fyi'. - nf^ 

/ ^ y^ , ^ V - 3 f- yu yi' / yp - yu , h' 
'j if / fj }^ if. =^ )V , 4 - y f- yw - 1 - f 7 - yu 

/I' rt^ — y^ , 4 - X f- yw - 1 - f 7 - yi/ yi/ rf^ - yw , 
25 / f- yu 7 i / f y / yi/ - yb , 4 _ / f. ;^ ;^ 
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y< ^ >( ;U - I - \^ ^ y -J ^ JU ^ 7\i c:. JU ^ 1 , 2 , 3 , 

6 - r h 7 h K o h* ;tr .1? - ;w , tog ;u ^ 

;i, ;K - -'P » >f > K ij ;i& ;u ■=• /I' ^ ] , - 1> n "C S !ft ? 

il T -C t J: T 'j - :r df ;if - [ ;c ff y * 

^ ^ ;u ;if - /u i m t ti ^ > ^ -> A - ju ^ 

h o :t * # - -'W * ] , m Hi 

^ /I' < -< , IS « T ^ -'I' ^< "t ;u i W i (f ^ f- 
10 yi/ ;u * ^ , X. ^ ;u :^ ;u ^ ^ ju , 7* o t* ;u 
/i^ , 'f y 7* o f -'W ;w * 'f /I' , r f- -'I' ^ 
. ^ y r f- ;i/ ;u ^< ^ 'f , If H « r f- -'i' ^< -t -f 
;u , > f- /u ;u /< •€ >f , 'J /u ^ y< ju , 
X f- /l/ /< ^ >f \ N - xf-;u - N - y f-yu;&/i/x<^ 
15 « ] , " 4r ft « T -'i' * /I' /I' ^< * >f yw [ ffl ;t 

(f yu rff ^ i/ y f- ^-c /i^ , yft ^ -> x. ^ /u /i 

y<^^ ju^ ] \ X 7^ ">^{b (S»Tyi> 
yu ^ /u , W i (f IS « T /I' 3 ^ yw rt^ - yu 

« T yu =^ ;& yu^< -t-fyu [fiFlitf/ h*5/;>yurtf-yu> 
20 f- yu ;5r yu yu , x h yu rf? — yu y f- yw yi' ^ 

-< yu , X }• ^ X 7^ yu --K — yu X f- yi^ yp ^N- >f yu 3f ] , g 
» T yi' -Jr — yu ^ yu ^< /f yu [ W i (f t: - yu yw ^-c -t >f 
/I' . T 'J -'I' ^< 'f yu ?P ] . x o « r yu ^ yi^ yi^ 
^ ^ fi' 19^ t (i ^ Z3 Y V fU ^ jv A< ^ ^ ju ^ V ^ o 
25 "T yp ;^ yu ^< ■€ >f yu , x ^ d > f- yu ;>> yp ^ yu , 
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;7 n if v ;u ^< t ;u ^ ] » a ^ B. T fi^ / ^ JU 
/J ;uy< ^ ^ im tli Y *) V V T -t i- JU ^ y( ju 

mi . s «^ i /"w a *R s Si r u - -'I' ^ ^ , mtii 

T 'J — ;u -'u ^< -t ^ '^^ [ ^ i. Jf 7 ^ — ^ -'u -'^ -t , 

5 h ij ;u ^< -t 'f -'I' . ^ ^ ju ^< ^ ^ ju , i- y 

/J ;u y< ^ Ji' . X f- ;i/ 7 i - ^ ^■** 'f ^ ] , T 

ij _ ;p f- ;f ;^ ;u ^ >f ;i/ [ fifij i (f 7 x i ;i/ f- ^ ;u ^ 

I- * •> 7 X — ;w >f /I' ^ ] » n t — Jtr 
10 ;u ^< * >f [ W i 7 ;w * o 7 X - ;u ;& ^N- ^ ^ ;u , ^ 
n o 7 X — ;i/ 7* ;u ^< •€ ^ /I' ?f ] , n « T ;u ;u T 
i; - ;u * ;u ^< ^ >f ;p [m x.l£ i- 'J 7 ^ o y f- ;u 7 x ^ 
;u ;u ^< ^ ^ ] , =. h ^ T *) - /J ^< ^ Ji' [ 01) 
;c.{f-hD7x~/u;^;u^<t'f;u*] , xT/TU- 
15 ;u [ « i (f 5^ T / 7 X i ;p ;w /< ^ ^ /i- 

^ ] . h K o df- t£ « T 4r -'I' T 'j - ^ ^< ^ /I' 
. im t ii t K n # i< X jV: l!:.3^ s,, JU ff JU^,^,^ ji' ,^ h Z 
o df- •> X f- ;u 7 X - 'f ^ ] . T $ / T 'J - 

;u yj ju ^< ^ ^ ;u im X. l£ T I / y s. ;u A ;u ^< ^ ^ iX' 
20 If ] , fli » T if -'U T i / T 'j - /^ ^< ^ >f ;u [ffi x. 
{f / f- ;u T i / 7 X — ;^ ^ . x f- ;u T i / 
7 X — ;u -'U ^< * -< ^i' . / f- T ^ / 7 x — ;u ;u /< 
^ ;u 3f ] , 15 « T ^i- / >r /I' T i / T - Ji^ ^ JUy<^ 
>( ;^ [ m i. {i r -t i- T i y y ^ - f7 Ji^ ^< ^ ^ , 7* 
25 o t* * - T i / 7 X - ;u ;^r ;u ^ -'U 5? ] . N - 16 « 
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T >'i^ / ^ - N - « T * -'I' T $ / 7 - ;^ ;^ ^< 

7 i - ;u ^< ^ ;u ^? ] , fS « 7 3 4f £^ 16 « 7 ;u 
5 / >f 7 i y 7 - ;^ Vu ^< -t ;p [ fifl i >^ I- ^Ir x 7 
■fef-;w7Sy7x - ;u /I' ^< -t >f , y I- ^ £^ T" o f :t 
-/u7i/7x-;u;&;p^<t^;u, IP] . i£a7/U3='E- 
;i/ rtf - ;u 16 « 7 yu y >f 7 i / 7 >j - -t 
'f-'w [Wilfxh^i/J^/udc — ;^7•tf•y^75/7i — 
l 0 /} ^< ^ ^ ;u , ^ h # 5/ ;> ;K ~ 7* n t - 7 5 
y 7 X - ;& ;i/ /< ^ .f ;u , ^ ] , ^ x 7 5^7 
'j - ;u ;^ ;u ^< ^ /I. [ W ;c {f /i' # x 7 S / 7 x - ;p 

/u ^< * 'f ;i' # ] , 16 » 7 ;w 3 * - ;w 7 i y 7 

U ^ ;w ^-c * [ « i Wr X h # /u ^ r « / 

15 7x-;u;&;u/'C^>f/u^] , tt3KH;>;udf-yP7$>'7 
U - ;w 7> ;u ^< * >f ;u [ W i tT /u /j jun: -jut ^ V 

;u ;u ^ >f ;k , * / df — 7 5 ^ 7 x i=. yi^ 

>:r;u^<*-r;HP] , a3K«16«7yu;&y'f;u7>/7 

20 i; - ;»> /u /< ^ >f ;u [ W i Jf tT U yw 7 -fc f- 7 i ^ 
7x=.;u;i'yw^<*></w, f-x-yi'7-fcf-;w7 5 / 7 x. — 
/u /u >'< ^ yi- ^ ] , 7 n >f yu 7 i / 7 U - yp 
^ )U C W i {f -5 > V 7 i / 7 X - /W ;u y< ^ 

] . u -f Y T ^) - fu fj >u ^< ^ iu [ W i (f u K 

25 7 X i ;w 7> ;u ^-c ^ ^ yu If ] . 16 » 7 yw 4r U vf K T 
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^ )V ^< ^ ^ )V ^ X f- 7U W' >f K 7 X 7& ;i/ /< >f ;p 





] 




t K 


D 






i y 15 <ft T ^i' ^ T — ;u ?^ >'< -t 




1 *^ 




li h 


K 


D 


^ 2/ i y X 4- ;u 7 i — ;u * 


c 


A ju 




] , 


iS 




T 




3 dr *Y 5 y <fr IB 7lx /L- T 11 — 11^ 










yi- 






f-f V K ir 5 y -r -4^ -7 ▼ - 11^ "A 




;u ^< 








J 














' ^ » 




V- 

c 


r 


7 


\^ y i|t in ^ j|, 4t ttj It II A »« 

/ ^ vsi ml T ^ /*<^ T *) yu ^ yu -t 




^ 


c 


171 A- 




>^ 




yu 


t r 7 / y X f- yu 7 X yu yu 


10 


^ )\^ 




✓ 






t 


» • 


7 X / X f" yp 7 X — yu ^ yu ^ yf yi/ 




^] 




UL K 


c 




T 




T b i a 35 SR T *; — yv 7> yu >f 












y 


h 


0 ij X. yu 7 X X. yu ;^ yu ^ >f ;i> ^ 






y 


c ^ 


1] 

V 


'J 


/ 


7 


i X. yu yu y< >f yu , £^ :f ^ y h* 0 




u 






X 




/u 




yw ^< * >f yu , ?r * y * * -<f y' >; X. 


15 






— /i<' 










>f yW . h' n V yU 7 X x: yp yU /< ^ >f 






« 


J « 








T 


«; - ^i- 7> yu ^'N- yp V W i (f 






T 












rt ^ jy UM t ;}C;^^£< 7 X x. 






/< 




yu 




] 




» T yu 3 =^ i> yu .-K X. yu 7 ij — yu 






y? 










(fx h ^ yP rfC X yp 7 i jz. ;w ;^ ;u 


20 








] 




a 




;w rtC X yu 7 ij — yu 7^ yu /< ^ yp 








{f * 


;u 




«; 


/ 


;^ yi. ;K X yw 7 X X yu 7> yw y< ^ >f ^ 








y - 








X 7 X X yu 7;; ;u ^< ^ ^ yu ^ t' *J 




if y 










7 




X ;u 7^ yu ^ >f yu , 1 , 2,3. 6 




- T 


Y 


•7 t 


K 


0 




'j 


yp yu X yu 7 x x yu 7^ yu ^ ^ 


25 




f 


7 






yu 




yi/ ;tf X yw 7 X X yu 7^ yu >f /U ^ ^ 



wo 96/04251 



PCT/JP95/01478 



31 



5 



;f -=6 ;U 0% U / ;7 — 




•7 T — y? ;u y< 7U S 1 

/ ji ^ /fc^ A/ /"^ ^ ^ ^ z*' T^r J « Kit 


A-M k» d#<L ^1 




ft 3R 5n ^ "~ / ' y*/ /y 7*^ 


>f ;u [ i (2 >^ T 




y ^ ''^ ^ '•^ '•^ / — 


;u ^ . X T 




^ 7 ''^ ^ — y -fc — 


* 'f /i^ ^ ] , 


T 


i« SB. ^ -Mr 3Mie 198 JL H 


i r U - ;w X? ^< 




>f /i/ [ fi!! ;c 7 X ;u t 7 >^ 


— ;u ;w — /I' 7 X — 




;w ^ >f ^ ] , a * Ja 3S T- 






- -/w T — -'I' /^ ^ /i' C fi'iJ 


i. {£ f U 'J ;u f 7 




;u ;^ ;!/ lie — ;u 7 X — /u * 


>f ^u^] , te« T 




yi' T a «l $ ii A: a 3K >J .-K 
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[ « i If T -fe f- /I' f 7 5^ - 
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-> ;w rtf - -'I' T aift 5 




a X Jl -'HI? - ^^ T - 


;u ^-c -t ;u [ i (f X 


h 
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20 -v wl^ ^ ti tj if^ =^ r - fj ^< =^ ^ 

[ fFi i {f > f- ;u ;w >'< ^ -'i' t* 7 - ;u /i' — -'i' 

7 i - ;u ^< ^ 'f If ] , ^ ^ 'f -'i' 7 'J - /I' 7> VP 

^< ^ ^ [ flai i (f Tl? -t /i' 7 X - ;u ;u * >f ;u 

?f ] . a 7 ;u df. /I, /< ^ ^ ;i/ 7 'i — * -'I' 

25 / f )v ij )\/ ^< ^ ^ )\^ y 3. tv f: IV ^< ^ ^ fv , X 
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f- ;u ^< ^ ^ /\^ -7 3. — )V fj )V ^ ^ , -f a \z ;u 

^< 'f 7 X — ;u ;u -t /f ;u . -J / jv f\/ ^< ^ ^ jx, 

7 X — /< ^ ;u , X f- yu v< ^ >f ;u 7 X ;u 

;u ^ ^ yi/ , N - X f- ;u - N - y f- ;u 7> >'< ^ ^ 
5 7 X ~ ;u /u ;u , N - >f y 7* n h* /u - N - / f- 

;u -t 'f yu 7 X — ^ ;u ^ ] , h V n i&. 

HkT >^ ^ /N* -t >f ;i/ T - ;w ^< * 'f /i/ im tli 
t K n df- ^ f- ;u ;u x-c ^ >f ;i/ 7 X - /u ;^ yp y< ^ ;u ^ 
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;:7 ;u ^N* ^ /u 7 i - * ''i"^ ^ ^ ^ ] . tS » T /i' =3?- 
T ^ y i&Wi 7 /I' ^ /J ^ ^ T 'J - /J Ji^ ^< ^ ;u 

[ flfH i. (f ^ f- >^ T S y X f- 7 X ;u 7^ ;u 

/< * , / f- ;u T 5 / X f- ;i/ /< ^ ;u 7 X ;u 
5 ;w v< ^ >f -'i' ^ ] , . N - ( » T T i / fi « T 

^ ;u) - N - ( » T /I' 4r ) 3& -rt' ^ 'f T y - y^ * 
;u /< * >f ;u [ 011 i N - ( y ^ f- ;u T 5 / X f- /I. ) - n 
- y f- ;u ^< * /i/ 7 X ;i/ ;w ^-s * >f ;u , N - ( ^ 
yf-;uTi / 7'n tfn^) - N- yf-;w;>;>'^<*-f^w7x 
10 - ;!r * » ] , « X » * >f T - >!r 

;w ■€ -f [ 011 i If * /^ * 'J - -'^ * -"^ ^ 7 X — ;p 
;^ yu /< >f , f- X — ;^ /I' 'f yw 7 X X. ;i/ >r-c ^ 
>f ;u , f U /V /J ^ ;u 7 X - ;w ;p y< ^ >f ;p , b' 

ij a S; i /< * >f /w 7 X i yi/ ^< * >f ;u * ] , N 

15 - (ttJfll) - N- (tSar/w^/w) ;>;w/<*>f;uT 

ij - ;u ;u * >f ;b [ 0i( i N - t U 5? ;u - N - y f- 

^ ^ ^ >V 7 X ~ ^< e >f /l'^^^^^^^ 

yu ^ ;u * >f ;w T »; — >!r * 'f [ 0il i fX h" 'J 

y ;u y yw yw ^ 'I' 7 X — 'f yw . f ') y 

20 JV ^ tV ^< ^ )V 7 X- =- i3 )V ^< ^ ^ )V , f- X X, 

^ f- ;u 7^ ;w ^< 'f ;u 7 X X. ;w ^ ^ ;w ^ ] , N - 
( a * » « T /I' * -'u ) - N - ( (S a T ;u # yi' ) ;:r ;u ^< 
•t yi' T 'J - * ;u ^« y^ [ 0* ;c. N - h" yu ^ 

f- - N - / f- ;P * /U 7 X X. ;u ;u /-c ^ >{ yi. 
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^ ^l&T ^ ) fj ^< ^ ^ T U - ;u ^< ^ 'f ;u 

[ fl^ 1 N - t* 'J -'^ > f- - N - / > ^ X f- ;w 

-t >f 7 X - ;u ^< -t 'f ;u ^ ] , T 'j - -'U >'!' ^ 

>f T i; — ^ ^ /I' [ W i. If 7 * - ;u -'U ^< ^ 

\) — IV ti /u ^< -t >f T - ^ "t 'f ''^ [ fi^ i ^ 
f- ;p T 5 / 7 X — ;u ;!r ;u ^< 7 X i ;p ;u -'N- ^ >f ;p 

ft » T / /u T "j - ;i/ ^ >f [ ffil ;c ff T -t f- 

10 ;i/ 7 X — ;u ;u ^-c -t ;u . 7" o h* ^ •=- 7 x ^ /u 
^>f;i,^] /ug jR r if ^ 

i {f > y ^^ ^ ^^ » 7 X 4^ f- tv ij ;u /< ^ ^ 

^ ] , a JK a ^< 'f [ w i (f 7 ^< ^ 

;u , f- X — /u * >f , t ;u yu ^< ^ ;u , 

15 / U yb ;^ yu ^-^ 'f , >f y # / 'J ;w ^< 'f , h* 'J 
5 — /I/ ;u r< ^ ^ ;w , t 7 */ U ;!r ^< -t >r /u § ] . 
.,, , a.3K 91 ft »T .>5r /t' ^ 'f. C ff» i «f t* 'i X f- = 

;i/ 7^ ;u /■« ^ , t* 'j 2^ ;u X f- ;u. ;u ^< -t ;u , . 7 
y f- ;u >'< * >f , f- x — / f- yu yu y< -t ;p 
2 0 ^ ] . T U - yu T i / ^ 'f '^ [ f5i! i (f 7 * - yu T 

= V yp ^ yw ^ 3 . T n yu t:? yu /< ^ ^ yp {mtii 
^ -y V ^ iV fi' ^< ^ ^ >v^} §c^SfttL<li*Sgg^y;7 
yu ^< ^ ^ }v t fz^t 'i- ^ fv ^ ^ >^ s ft a T yw =if yw yu 
rt; ^ yw [ 9^ i. (f > yw , X f- yu X yw ;t; - yu , 7 o t* yu 
25 yw ;f, yu , y 7* o h* yu ^ /u - /u . 1g H IS 7 f- yu yu 
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— , > f- X /u * •=• ^ ] , T — X /J/ * — ;u 
im X. l£ h -> Ji- . -7 i - ;u X ;u d-s - IP ] , T Ig « T 

/U ;u X ji, ■=- /I' i m X. i£ ^ y ^ Jt-^ ■=■ s 7 X ^ 

f- ;u X * - ;u ^ ] , T « T yi' -Jr ^ ;i/ x ;u * - ;u 
5 [ X. X f- >; X ;u * - , 5/ > 5 -'u x - 
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f- . ^ = r y 'Mu X f- , 7 ') f- , f- X - / 
^ ;u , ^ ;u d-v 'J / / f- , \^ ^ ^ ] , S » 

S li M S « T i / [ fifij i. If T i / , ^ i-J^T li^ 

N-xf-;u-N' - T / T S / > ^] , ^<^aL 

i (f X f- r U X , ^ V r V \^ ju f) , y f- 
^ U ;w , V X f- ;u ^ "j X ^^ . x f- ;u a > V 

- h "j ^ . N - 7 X - /^ T 7 — /^ . N - 7 X - 

;u 3 X ;u * ] . T ^i' » 7 =^ T- sift ? il T i 

15 / ft « « [ « i {f > :r >; •> /i- , h ^ ^ 'i 

;u , 7 X ;}i f- ;u ^ «; 5/ ;w , '< y v> /w -y- ;u 3 X , -< y if 

[ w i ijr ^ ''^ rf-- u X t: -< y :r u > /»' , f 

<j ;u :r ] , a X 15 « r ;w ^ r s « ? 

20 T i / ift » « [ i {f f / ^ ^^ ^ u > i ^ 

'/ >J f- ^^ ^ 'J •> >'^ ^ 7 >; /i- / f- ''^ ^ »J -> ''^ . ^ x ^ 
;u / f- ;w r ^^ ^ 1 . :7 o T ^ ^i- T- S » ? it T 
i / ft « « [ i If •/ 7 o 7* o f ^ •> /I' . :7 D r 

25 ;u r 'J •> ^i' « ^ a Ji' ^ *} , >- 7 n ^ 7 ^ ;u 
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ij i/ ;u , ^ o ^ x ;p -tf ;w 
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— >'i'^=^xT-tf-;u^'j i^vu, y - :t ^ 

-f u \^ if — ;r ^ X /u , 7 i ^ ^ T -fe f- -9" 3 

5 •> ;u ^ ] , IS « T ;w Jf- /i^ f- :t e « 7 /I' * / VJ- T- E fii ? 

/W , / f- ;u f- 7* n f * - -'I' / 'J ^ ] . 

^«iT ^ IV ^ fv ^ ;i/ 16 » T /u V -f ;u T- a !Ji ? ii 

T 5 / mfH^ [m tU ^ i- fv /J ;u ^< ^ >( ju -/ a f ^ - 

10 fv i) jv ^ / f- ;w ;u -t ;u 7* n K - ;u T 7 — -'I' 

?tL/::T2/tta« [m X. li Tt i- fU :t ^ 'y T -t i- JV ^ 
'J -> ''^ , T -fe f- -'^ * * T "t f- -'i' , "/ o t* ^ 

ji. ;p ?!■ i<f T -t f- ^ > ^^ . T -fc f-^u*^x-/ot::t 
15 ^;wT7i;w^] , tj ;v jT. ^ 'y ^l&T JV /J y /i^TW.^ 
itltzT I / «t a « [ W i If ^ /^ '1^ =^ ^ T -t f- ^ •> 
; ;^ /u # 5^ 7* o f :t - VP i?" U , dp- x^-/ 

D h* :t ■=■ -'P -y- -'P 3 •> /P » ;^ rtf ^ -5^ T -t f- T 7 ■=■ /P 
^] , fSitSiT JV ^ ^ /J JV :t( ^ ju 'iS:«iT JV ^ y ^ JV T W. 
20 1ft ? T a « [ 15*1 i ^ f- ;^ /u .-K - /i- T -t 

;u ^ ij V /p . X h 4f- i/ /7 * - 7* o t* :f - ;u r 'J X 
yv- , / Y ^ /J JV :f. - ji- 7 -t i- JV /i^ a jv ^ ] , T 
« « T /v- T!; / ;u r- S « ? it J^- T = / « 31 [ ;i 
7x^;uT-tf-^i'^'i i^^w, 7x — ;^T•tf•-'^•»^-'^3>^ 
25 , 7 X i ;w 7* D f ^ - ;u T 7 - ;w . 7 x - ;u 7 n f ^ 
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- ;w ^ 'J ;w , 7 f- ;u 7 -t f- /^ ^ X ''^ . 7 x - ;u r 
>j -'U :r 'J ^ ] » aift $ it X T t i a 3lf la <6 <R 

i; / T -fe f- /i^ :r >; i/ ;u , "f * «; / T -b f- ;u r 

5 . ^ o 4f- y K * ^ <i 5^ 4 i/ K , b* U -'w T -fe f- ;u 

^ 'j -> . ;u * U / y o t :f - /U T 7 - -'W , ^ X 

7 -t ^ ju i) ;u , f y T -fe f- r 'J V , 

10 /U . e >; -'W t* -4 7 y — /I' T -fe f- ^ 'j /I^ * ] , IS IS 

7 Ji< ^ y ^ ^i^Vfllfi^ tltzT i / fStf%^ [WitfT^'J 
n ^ ;u ^ >; £^ , ^ a Y y ^ ju I) ^ Z - ^ y f- / 

'f -'w ^ «; V ^ , 3 - 7* -f- y -v- 3 * ] , W i (f 

15 T fi « T;^^ry>f/uraiii$fLyi:T5yBft«« [Wi 

jf >' ^ >f ^ U X , T n X > * >f ^ i; x ;u . 
>f ^ , 5^ :^ 'f /w 3 •> -'I' * ] , fi « T 

* /I' ;r •> ;u . y h # ^ r 'j ;u 
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»^ tifzT i y iSt^m [ ffll i If ^ ;u ;n 'J / > -^ ^ /i- 
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to - ;u •> > * /u ^ 'J ^^ . :t ^ y f o U - 

;i/ X * VW ;r 'J ;P . :t =^ y f 'j x / £^ > -^ ^ -f 
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;u . ;f df- y ^ if- y i; V? - ;u > 'f ''^ ^ . t- 

o "j >' -^ -t "< r y , f h 7 ^) -> y t 

/ ^ ] , a JS aiift « 7 # T « T ;w y y 

>f ;u "C S « $ n 7 5 / an [mtli\i') i^n^^ i-^^ 

y i- ^ j{ )\. iT ^ i/ ;u , f y y ;u X f- ;u 5/ t € ^ 
>; ;w , if / U /I' X f- ;u £/ * /^ ^ v' ] . 

7 s / ft a n [ w i (i f 'J /n^ =• ^ > ^ ^ 

-> , if y U /I/ t - ;u ^ ^ ^ * ] « 

T S / 7/i't6»7-'W')^>' >f;i'Taift5it^7 5 / ttfKIE 
[ W i tf 7 5 y -> > * -f ^ 5^ * 3 • ft « 7 if 
;u7 5 y7/«'ft»7/i''Jr / -{;w-Ciilft?il^7 i / 

$ [ i (f ^ f- yi' 7 $ / 5^ >' * 'l' ^ -> ^'^ » ^ ^ 
T 5 / :^ ■^ * 'f ^ y •> * ] ' T f\^r I y T fV' 
ft»7/i'r/>f/wTll«*<1^7 5/ m««, «i.lfft 
|RT/i'7>/'<^»'7 5 / 7/>'ft«7-n/^r/^ /wTKlftSn 
T 5 > ft « « [ M i if 7 -k ¥ 

-> ;u . r n t ;J- - /i^ 7 i / •> * 'f '^ ^ •> 'I' » 

;u#;uft»7>'U>& / >f;P7 ^ y7^ufta7/i'y>' ^f-'WT 
a«?^^c75/tt»« CWi(^x^o'<>^;^7^:f• 
;^7i/x>'•^*'f^^^'J j^'^- i/^^o^ifv';u7-tf- 
yuT 5 / xi'-f-t^-'w^'J >^ ^ 7f-?'>f■-'^7-tf■;^ 
T 5 >' ^ ^ * 3 ♦ ^ o T dp ;u ;u 

rtCi;u7 i / 7/^ft»7/^')^/'f'^■CI«^^^^7i / 
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istmm [m X. {f > :^ ^ -r ^ 1^ ^ - }^ T I / y t 

^'f-'U^U iz-'U, i/ ^ a i- )i' t 1^ — IX' T I J > 
i- ^ ^ ^ ju , ^ a ^ ^ /J iti T i. y 

5 > * ^ i' /I' ^ ] , IS » T -'i^ -Jr / ^ ;u T 5 y T 

T i / :^ ^ 'f ^^ ^ •> ^ ] » tt « 7 a # v ;u 
;K - ;u 7 5 y T t&«L T ^ y ^ T ^ ^ ^ tl tz T I / 

10 i$E 0( IE [ flFi i (X y h * 1/ * /i^ .-K - ^i' 7 ^ / > * >f ;w 

X. h ^ ^ ^ - f^T I y > i- ^ Jl' ^ ^) 
i^/i'*], bKo^£^fl|«7^>'^!r/'f/u7i/7-'Wfitt 
T/i''>-/>f/uTIIj^?*l/i7iytt«« [fi«i.tfbKn 
^ T -t ^ Ji^ T i y > t ^ ^ ^ ^} '-^ > t K n •/ 

15 rot* ?»•■=■ ;^7^yi^>•^*•^/^^'ii^''^ 15], fS«7 
/W3#i^fi»7-'w;&/-f^»'7 4 >'7-'H6» 771' -Jr / 

- ■ ^ : « T" S « $ fi. 7 S y - tt a IS i M y h * 7 -t- f - vi. -T 

y > ■^ ^ ;u ^ 'J ^^ ^ ] . ^^ o ft « 7 -'u / 7 

20 =/T;ufi«7/U'5r/'f/WTai«i?^T./-7iytt«S 
[fWi(f^DD7-tf-;u7 i / i^>•^■t-f/^^'; x-'w, 
-r n ^ 7" f- ;u 7 i / -> > ^ 'f 7 •> -'I' , h 'J 7 
5^DT•tf•>'^75yx>'■^^'^/^:?^'J•>''^^] , 7^/ 
tgtt7-'u^/' 'fyu7 4 / T>'H5tt7;ur / 'f/i'-CE*? 

25 ^Lyi7$/»«« im tUT i y T -t i- I y =^ > i- 
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>f ;k , X f- ;u X ;p * - ;u T i / > :^ * 'f ''^ ^ 
5 Sft IS [ W i (f N - T -b - N - ^ f- T 5 / -> 

/ -y v-)- ^ A r ^) )^ . '^^ » N - (fiar/i/n^rx 
15 « T -'W >^ / ) - N - ( IS » T * ;w ) 7 S y T 

•J N-^ \ ^ y-r u f :!■■=- -'I' - N- Vf-;uTi / 

y > i- ^ ^ ^) y . , N - (tt«T/w*/'r 

;u ) - N - ( a X H 15 » T -'I' /^ ) T 5 / T -'W (S « T ;u 
15 / >f ;uraift S <in:T S / «a« [WiffN-T-fef- 

;w-N - i^/w^f'/i'T 2 / -y > ± ^ ^ \) i/ )V ^ 
' i ] ^ N - ( IS «■ f '^^^^^^^ N - ( fi « r 

20 X f- T i / > ^ 'f -'i' ^ •> '^ . N - T -b f- - N 
oh•*-/^-N-y hdf-£^xf-;uTiy>'>-^^>f>'^^ 
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5 i/>■^^'f^^^'Ji/-'^^] , N - { i&f&T tr y ^ ju) 
-N - (*/i'*=^f£^lS«T-'i'^>'>') Ti/T^ufiiiaT^u 

>r -'I- T 5 « ? it /w Ti/ttas [fisiiffN-r-t^ 

;w-N->&;i'rff*i//f'^i'7 i y > i- ^ ^ ^ ^) 
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imtiiH - y h T Hr f- ;w - N - f U /u > f- 

15 ;u T i / •> * >f ^^ ^ y /^ . N - ^ h ^ i/ 7* o f ^ 

- ;u - N - t «; ;w / f- T 5 / > :^ ;u ^ J' -'I' 
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^ )v 7 'J •/ -'U , X f- ;u ;& ;p ^< ^ ^^ >' >f r 'J 
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fzT I yfst^m [m tis y h ^ ^ ^ y ^ 

;if y f- ^i- ^ >- ^ * ^ 

yj jujt! -/V fu ^ >( 'y > i- ^ *i '-^ 

;w 9? ] , ;u # tt « T Vi' =^ * « ^ 

/ i- fv ij ^ '-^ > ^ 'J 5/ , iJ iviTs 

it- X f- ;u /I' ^< * ^ 'i' •> ^ * -'^ ^ -> /I' ] * 

( IS « T ^ ^^ '"^ * - 7* ® * '"^ ^ 
/< * /V' T ;H5 « T ^i' ^ / K 5 ^ * ^ *^ 

^ [mL\i { / ^ t ^< ^ ^ - 7 ^ ^ f^' ) m^''' 
=^>( ii^^ 'y^^^ ( X ^ ;w ^< * - 

7 ;c ^f-/v) ;u ^ >f ;u -> V :^ * ^ ^ * 3 - 
' ( tt T V Vi/^i' ® » T /t -t ;u ) ^ vi< 

« C ^ i ( / h if ;w rf? - - 7 X 4^ ^ ;u ) ;w 

^ >f ;u * /^ ^ ( X h if •> ;w .I?-/"- - 

7 X ;^ ^ ;u ) ^ /i'^-- ^ ^ /u •> > -^ * ^ ^ ^^^^ • 

( ;u rtf * - T ;u « « T if ^^ ) A ^< ^ T jv iS. 

df. _ 7 X f. ;W ) ^ ,U ^<^'< JVi. JV^ 
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;u ) - N - { i&WiT ^ ) t )^ ^< ^ ^ i^T ^WlT Ji' 

^ y ^ tvx-m.^^ tifzT I y f^^^ imt^m- (^f- 

;u t!^ ;u ^< ^ 'f >'W / f- -'I' ) - H - ^ t ^ )^ =^ ^ -> > 

■f ^ 'f -'I' ^ X -'W . N - ( y f- /I' ^ -'I' ^< * >f X f- ;i/ ) 

5 _ N _ y f. ;w /J ;i> j< ^ ^ )V i/ > i- ^ ^ IV ^) i/ , N - 

( X f- ;u ;u x f- ;u ) - H - / f- )v ^ )v ^ ^ 

)v =y >-)- ^ ^ )v y ^) 1/ , N - ( ^ f- -'i' * ^< * 'f i'l' 

j^^^ ;^ ) - n - jt i- li, fj ^< ^ ^ fv > i- ^ A iv ^ ^) 

10 )V) - N - ( ft a T yi' =^ ) ''^ '■^* ^ 'f T /u ft » T 

/J )v it: s. fv / ^ )v - H - ^ fv tj fv ^< ^ A > i- ^ 

A ju i) /u, H - h J|r •> !lf - ^^ X f- ;w - N - y 

f- ;w ;u ^< * >f ;w X > * >f ^ U /V ^ N - X h ^ 

15 ;u ;tf ^ y f- - N - / f- /I' * 'f -'^ -> * ^ 

/p^'Ji^yu. N-xh#j/?^;i';K-;i'Xf-/u-N-yf- 
• -:. . ^ . ./k ;ur $ .< A >- ^ >f /V .V X ^ 3 „ N -r ( X?.;k, 
* x ft « T * ) - N - ( ft « 7 ^ ) /j jv ^< ^ 
y{ ;u r ;v f&«LT fV *r y ^/u-CTIfatltiT i y 
20 t\i - ^ fv ifs ^ =y / i-.iv - Vi - / ^ fv A j\, ^< =^ A 

;v y i- ^ A JV \) i/ , N - ;^ /^ -1^ * •> x f- - N - 
/ ^ )V ^ )V ^< ^ A )V -y i- fv tr \) )v ^] . r 'J - 
;u /7 ;u ^< ^ 'f /I' T ft a T -'1' r y A )V X- m. ^i. tl tz T I 
/ » » « [ flf^ ;c. {f 7 X - yw ^ ^^ ^ ^^ -> > :^ ^ ^ ^^ :r 
25 ^) 1/ IV , -f -7 ^ fV fj )V ^< ^ A }v y i- =^ A )V ^ \) =y IV 
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« T VI. ^ ;u i (i S » T 3 =3? -C E a « 5 ii-'C T 

[ w i If * * - ^ u n >f /u ^ y X , tr ^^ 

r ^ 'j n >f ;w ^ U £^ , ^ ju T ^ ^2 ^ ;u ^} -> ju 

7 ^ U o >f U /I' . t: y ;u X f- h* 'J ;w T ^ 'i 
o ;u 'J •> . dp / U ;u X ^ ;u t y /J' T ^ y o >f yi. 

15 U y ;wT ^ o >f U /t' , * / ;u t: - f U 

;w T> y o ^ 'J ^i- « ] , T 2 / tt « » ft « T vi- 

T ^ U n ^ ;u U ii' , « 3 « tt » T ;w * T 5 / 

20 i (f / f- /w T i / t 'J -V v^ T 7 o '^ ^ 'J 2^ ' ^ 
f- ;w T i / t: «; v^ T ^ 'J n >f ^ U v^ , ^ ] . T -> 

25 / t* 'j y -'I' T ^ 'J D >f ;u ^ •) •> /^ . 7* o f ^ - ;w T 5 / 
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t* T ^ 'J o ^ ;u ^ X /I' , ^ ] . l&i&T fi^ / ^ 

^ "j ;u , ^ D h / >f ;u T i >' f 'J >f -'I' T ^ 'J D ^ yi/ ^ 

i; ;w T -fe f- -'U T 5 / f U T ^ 'J o >f ;u r U -'^ , f- 
X - ;w T -t f- ;u T 5 / fc* -'i' T ^ >; o >f ;u 7 X -'i' 

, ® tt T # "C a 1ft ? <> J: ''^ * * ''^ 

^ »j D >f ;u ^ "J X /u , 7 y -'I' — ''^ T \ J t* /I' 

T ^ <j X3 ^ )V y ^) V )V . / f- f U .ic - ;u T 5 

/ b* 'J T ^ 'J n ^ :r 'i •> ^i' * ] . S&9l7 ij J ^ 

-t ;v.T„S / t i^/v^T: 5. i M f^ K- ^ -fe^^^^ 
T 5 / V n b' ^ - T 5 / f 'J y T ^ n >f /I. ;r 'j X 

IP ] , tg « T /I' 3 ^ X /^ Jtf - "ft "7" ^ ^ ''^ 7" 

[ fiHi i If X h i?- •> rf^ - -'I' r -t f- /I' T a / t* T 

ij D /I' 'J ''^ . X h ^ rf? •=- 7* n h* :t — /i- 

T i >' b* U T :7 'J o V ;u ^ 'J •> yi' If ] , (g « T -'i' :i 
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y f 'J ^i' T ^ 'J n ;u :r >; . ^ h if x ^ o b* - 
;u T i / f 'j /»- T ^ 'i D 'f ^ -> ♦ X h if 7- n 
t' 3f - ;w T i / f U 'J }\^T 9 U n >f ;w ^ >J ^ ] , 

r I) ^ iviT ^) ^ ] » r i/ a 3K S ® » T ^ 

(f ;& ;i/ rf< * 5^ f U ^^ T ^ o 'f ^ ^ ^ ^ ' ® 

5afeTi/tta« [Wi.{fxhif5.:^/i'rf^^'>'f';-:^ 

;u T ^ a >f r U /^ . « ] » » T ;w ^ ^^ « 

T -t f- ^i' b- U T 7 »; o >f ;u 'I , T -t /i- r h 
15 ^ t K o # / a ;u T ^ o ^ ;u U 2/ ;w « ] , C « T ;u 
if;uX^;u/<*'f^vttXaitt«T;>'^/'f^>''C'Slft?^^ 

o >f ;u ^ U -> . X ^ ;u ;w * 'i- f U y T 'J 

n >f U , y > ^ ;w ^< * ^ f U ;u T ^ U 

20 o ^ ;u U . y X ^ ;u /u ^ f «J ;u T 7 

o ^ ;u .J -> ;u . >f y •/ o f /V /i- ^ f U >^ T 

.j o ^ ;u U . N - X f- ;u - N - / ^ ^i' * 

>f ;u f U T ^ 'J a ^ ^ ^ 1 ' ® *^ ^ ^ 
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n i|f > X f- ;u 












;u 7 ^ 'i o 




;u , If ;^ ( t K 


D 




•> 


X 


f- ;i/ ) * 
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^ titzT 




C W i ff f 


>; i? iJ -t 
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'J >ur 9 




«; X yp . -t 



15 ;w .1; i; - yu /U * f 'J T ^ n >f ^ "J 

;w , ^ X - ;u ^< "t >f f y 'J )UT 9 U n ^ ;u ^ i; 

'J X ;u « ] , tt X R tt T ^ /^ -'I' ^< ^ -'i' « ^ 

« T /u -r / -f T- 5 ift $ T 5 y « « C fl»J i b- 

20 ;w > f- ^ ^< ^ ^ )u \^ 'J T ^ 'j D ;u r '/ •> 

/u , 7 ^) >u jt )\' :^ JU y< -t b* 'J 'J )U7 9 'J D /u ^ 

'J X , X - ;u y ^ X; -'I' ^ ^_ ''^ b' 'J 7 :7 'J n 

^ 'J 3f ] , a 35 SS :tc - ;HI S5 ft « 7 yu -5^ 

/ >{ yi- T- S « 5 A: 7 i / » a S [ <H i ^ ;u rt-v 'J / :^ 

25 ;v rf? - yu b* 'j v' ;w 7 ^ D >f /!< ^ U X ;w . b* n >; ^ )V 
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^l? ;u ;K -=. vi' h* 'J ivr 9 'J n ^ ^ i; 7U . f 'J y 

^ ju 7ii ^ ju \) -J JUT ^ o ^ ju r ju^} , la « T 

ji, ^ - ju t; Ji^ ^< ^ ^ ;ua3(Eia®lftT;»'^ y >f 

a T 5 / « H [ flai i ff t - ^ ^< * f 'J ;u 

5 T ^ 'j o ^ ;w ^ U J/ , 7 -t -'J' f <; ;u T 

^ i; D >f ;p ^ U ;w ^ ] , « T -'w ^ - /i^ /I' ^< * 'f .'I' 

i (J X f- - /w ^< * 'f f 'J i\'r 9. n ^ /u ^ i; 
;u . "T n f - >f /^ f v' ;u T ^ o >f ;u ^ 

10 s^;w3|s] , a?fioinfti^{i*sa»a*aifs»Tyu'5r 

I- T {, J: V. . a Jf » f- ft e T / /i' T S « ? 

T 5 / «t « « C « i y ;u * T -fc f- ^ U X ;u , 

15 b' U 5 y - f- =*• T -fe f- /I' ^ 'J /J' , .'f 5 ^ V U VP f- * 

r o t* ;1- - /P ^ U X ;u » ] , K « 5 it T t> T t J: v» a 

^ ^ • -^^^^^ yt^^ fis a I? c i^^^ 

<J y -'I' — z'' ^ y X -'i' « 'f K 'J VP rff — VP ^ 'i 

VP , 4 - y f- VP 1 - h* 7 5^ - VP VP .-K - VP ^ VP , 

20 ^] . i/^ofiaTvpipvP;*vP;tf-VPTS«5^/cT5 
/ « 15 [ flW i {f £^ ^ o r o t: VP VP rtf A VP ^ •> vp , 
-> 7 o > f- VP Tjr VP — VP ^ "j v' VP , ^ n VP 
;u rff j:. ;u «; VP , x ^ o if- i/ VP VP ;i? — VP -tf VP 3 x 
VP ^ ] , ft e T VP 3 if v' VP rf? - VP T a » ? T c / 
25 [«i{fy h^i';>VP;Jf = VPr';£/VP, ?p5H«ar 
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}. ^ /7 ;u 7ii - i) ;u . If H « r h =>r - -'i' 

Hf ;u =7 ;u . n^^«Lr h ^ =y ^ - y - f^m] . 
r 'j - it ^ /J /i^ - 'C- W.^ ^ tl T I J fSLf%^ 

im X, \i y ^ y ^ ^ - ^ '-^ • r n ^ ;u 

7 i - ;w ^ ^ ^ 'i •> >'^ . y 7* o h* :t - -'I' 

i. li* > y 'f 'J X ;u , 7 h >f :r U >'l' , > V 

>f ;w /i' 3 ;u , >- y 'f T 7 - -'u ^ ] . - h n 7 

I 

;c. (f - h o 7 i - -'I' ?r ^ - -'I' ^ U ^ ] . ^ 

/V ^ ;w T It « 5 T i y mfxm C « i ^ 

>f ;u ^ <J X ;u , 7& ;u * ;u T 7 - . ;^ ;u ^< -t -f ;u -y- 
;u 3 X , ;u ^ >f ;p - ^ - T 7 •=■ « ] . ft « T -'i' 

f- ;u t:^ ;u -t ^ ^ •>-'»', x f- ;u * ^ 5^ 

/u , 7' o ;;r /V ^ < ;u .>f y 7 n t* /i' t!; -if . 

^ >f ;u ^ •> , > f- ;w ;^ ;u ^< ^ 'f -'w /I' 3 X -'V . x 

;u ;u ^ 'f T 7 - ^i' . 'f V 7* o f /J' -t >f 

20 _ ;9 - T 7 — ^^ , > f" -"^ ^ ^ ^ ^ - 

ft « T 3 df- ^ /u rf^ •=■ ft » T * -'U Jt^ * ''^ 

^ ji. /J ji' y< ^ ^ ^) 1/ . X h if X ;:7 — -'i' ^ 
ij )\. ^< ^ ^ r =^ i^^] . ft «k T ;u r - ;u ;u ^ 
25 ;u -c S « ? <i T i / a S im t[i \^ - >\' ^ ^<'^ >i 
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)\^ ^) !^ . T ^) ti ;u ^ 'f ;u ^ U -> -'I' , T ^) )\' ij 
^< ^ >f ;u /I' 3 -> 355 ] , ^ a ^WlT ^ ^ ^< 

tl )\^ ^ r 'J . ^ u ^ ^ =■/ ti ^< =^ ^ )\^ 7 

5 'j /V' » ^ o df. X ;w /< -'I' -y" ^i' 3 -> /I' ^ ] » 

7 X - ;u ;w * 'f ^ 7 f- * ^ >f 

;u r y » h 1; ;w ;w ^< r »; /^ , x f- ;u 7 x 

- ;u >J /< ^ ;u ^ 'j •> 7 X - J* ^i' * 'f T 9 

10 - ;u , 7 X - ;w ^< * A' -'i' =» =^ ^ ] » ft « T /^ 

[ i (f }. 4f -> 7 X — ;w * ^ ^ 'J ^i' » ^ ^ 

it -> -7 X - 7W x< ^ >f ;u ^ 'J -> ''^ , > h:^f-x7x-;u 

7& yu ^ : * T 7 - ^i' » ] , o « « T ^ ^i' T 'J - 

15 ;u x< ^ ^ ;u T K « ? T S / Ifc « « [ « i {f h V 7 

;w ;r n ^ yu 7 X - ;w ;u ^ 'f ^i' ^ . H 'j 7 ;u 

> b V IF- ;u 7 X i7t^l^";i' >< 4^ ^ - K U- 7 71^ 

o / f- ;w 7 X i ;u ^< € 'f /^ "9- ''I' =» ^ ] « ^> o T 

20 ^ o o 7 X - /u /< ^ 'f /w r 'i . 7 /I' D 7 X ^ 
/u ?:r ^ 'f >'^ ^ -> » 7 /u * o 7 x - ;^ ;u ^ 
;u T 7 - ^ ] . t K o if « » T /I' # /I- T - * ^i- 
^> ;u T- S 1ft 5 r i y » a « [ fi« i. h K o Jf X 
^ f- /u 7 X - ;u 7> ;u -t 'f -'^ ^ ''^ . t K D X f- 

25 ;w 7 X - /w X? ;u ^ /^ ^ . t K o df- -> X f- 
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7 i - ;w ^ ^ T 7 - ^^ ^ ] . - h o r - >'U 
;u ^ >f /I. T- S «^ 5 il T i /' » « H im X.U - K D 

y 3: JU yj JU ^< ^ y( JU r ^} JU^] , •> T / T 'J - 

;u * /u T- E fiS ? a T i / « ^ im Hi T / 

y 1. =. )V ij )V ^< =^ A }\^^ ^) ^] > r I y T ^} - ii^iJ 

;u ^ /I' -C S 1ft $ ii/w T i / K a IS [ ffll ;c (f r i / 

7 X. - ;w /I- ^ /^ ^ 'J '> ''H^ ] . ft « T ^ T $ 

«; )\^ IV ^< ^ ju-o ^ i\. tzT i / [ «rj 

y f- T i / 7 i — -'I' /I' ^■^* -t >f ^ U , X f- 

)\,r I y y ^ =■ ^ ^ ^ ^ ^ ''^ ♦ / f- -'I' T i 

/ 7 X - Tir ;u -t 'f ^ 'J ^ ] . IS » T /i^ ^ / W 
H [ W ;t If T -t f- /^ T 5 / 7 x - ;w ^< /i' ^ U v' 

;U , 7* n t* 5f — ;U T i / 7 s. :z. A' fj )V y< ^ ^ )U \) -y IV 

^17 ;u ^< ^ 'J fv . N - 7" o f :t - - N - y f- /u 

r : y 7 i ;u ;:!; ;u ^< ^ >f ;u ^ 'i -> ;u ^ ] . tS « T ;w 

^ f&l&T / ^ JX'T I / T 'J - /u * T- S 

tltzT I y fSLf%^ im Hi ^ V ^ T -t fi-T I / 

-7 s. )\, f] ^< ^ ^ r n iv . > h >< 7" o b* ^ - /I' 

75/7* - ^< -t ;u ^ -'^ , ^ ] , 15 IS T 

^< ^ -C S ft ? it T i / » » « [ W i X h >- 
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;^ ;}< i ;u T -t f- >'i' T i / 7 x - /^ ^^ 'f )V ^ x 
)V ^< =t ^ 7 ^) . ^ ] « 

5 ^ / ife « « i i * =5^ T 5 / 7 X i ;w * 
>f ;u :r >; £^ ^ ] , fl| « T 3 ^ * J*^ - T i >' T 

X h:J^-x/^/i'#-/»'T2/7x-/U;&;u^<^'f>'ur«Ji^ 
yulf ] , T o 7 5 / T - ''^ ;u ^< * >f T S « ? 

;u >fy^r•;;^^^^] . ^%^iJ HT- =^ )\^ T I / T 

f 'j ^ - T 5 / 7 X i ;u /i^ ^< ;u ^ 
;u , 7 «; /I' rff - /I' T 5 / 7 X - ;w ;> ;w ^< ^ r U 
15 X , ^ ;u .1; i; / ;u rtC i T 2 / 7 X i ;^ y< * ^ 

T -fe f- /I' T i y 7 X - •€ 'f /I' ^ 'i . f- 

X — T -t f- ^i' T i / 7 X — ;u * ^ -'U ^ 'J ^i' 
20 9f ] , u- K T 'i — >'^ 7> 5 Ift ? it ^- T 5 

Cffi!i{f7U'fK7x-;u;>& * 'f ;u ^ 'J 

If 3 , « T -'W =»f ;u 7 ^ K T U -'I' /I' ^ 'f T- 

ai«?ti/cT5/tt«« [0i|il^>f•/^':^^"f K7x^ 

}\, ij )\^ ^< ^ ^ )v y ^) . X f- ;w 7 w >f K 7 X - ;i/ ;u 
25 /< ^ 'f ;u U ] , t K D if- •> i y E « 7 
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7 \) - ;u ^ ji''cm.»^ titz T I / K « « imt 

ti' t K D ^ 'f = y X f- ;u 7 i — ''I' >!7 ^ /i^ ^ 'j •> 

/u ^ ] . IS « T =» ^ 'f = / 15 « T -'I' =^ T «J - 

;u /N- * >f ;u T- S «i 5 it T 5 / Ift « H C W ;c If ^ h =Jr x 

5 >f 5 / X f- ;w 7 X - ;b -t 'f r 'J X ^i' 15 ] » « 

T ;w ^ ;w h K 7 V / « T ^ /^ T - /I' ^< * -'I' 

-ca«$ay::Ti/tt«IE [fi«i(f>'f-vuhK7^//x 

7 X ^ ;u ;u ^< t 'f ^ y 'J' . / f- ;u b K 7 V 

/ 3i i- JX' y 3. - ju /J ;u ^ ju i) ^] , Sift 5 ii 

10 -c -C t J: a X SI T y - -'I' /^ ^ 'f 'C' K « 5 ii 

T S / ^ a [ « i If ^ df. y f D - /^ 7 X - X? ;u 

^< * ;w ^ U X , ;f ^f- y f U 5^ / 7 X - ;u ;i/ /< -t 

'J -'u , 4f y f D - ;u 7 X i ;w ;w ^< ^ 

>f /u r >; /i^ , 3!- * y * # y 'i y i 7 X - ;u 

15 ^ -f ^ U i' /^ . If o ;w 7 X - ;w ;^ ^< -t >f r U X 
, ] » T ^^ T y - ^ 'f ;u r ailft 5 ii T 

- . . . a / mp , -mrx^ ii n ai^T^ Jh^^^^^^^ - P 

;u ;5 ;w /< -t /I' ^ y . 7* o h* ^ - /u T S / 7 x x. /u 

20 ^ ^ ^ 1/ * 3 ^ a ft X7 ;u ;ic - T y - 

;u /< -t >f ;u T- a « ? it T i / tt « II [ fi^ i If ^ >'i' 

;t; ij / ;w rfc - yi' 7 X - /u ;u ^ 'f ^i^ ^ y /i' , f 

/ 7^ ;u X yi/ 7 X — ;i/ x< ^ >f ;u ij >- ;U , t' 

•7 ;u t;^ yi- rtf X. ;u 7 X X ;u /< ^ ;u ^ ij i/ ;u , f- 

25 ;j- :t ;t? y / 7> J*^ - -'^ "7 X X ;p yN- ^ >f /U T 7 X 
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. f o 'j V =.)\^i3 - ;w 7 * - /I' * ^ 

;w . 1 . 2 , 3 , 6 - h 9 t K o f 'i ;w ;w rf? ^ 

;u -7 X - ;u /I/ * 'f ^ * 3 . X? ;w ;K 'Jf- -> T 

5 ;u rfC X 7 X - ;u ;!r ;u /< * 'f 3 ^ T 

;u 3 ^ -> ;u - T «; - -'i' ^ * 'f S 1* ^ 

y< ^ ;u ^ «j . X h if ^ - 7 X ;!r ;u ^< 

* >f ^ U « ] . ;i> ^< ^ T - /I' XT ^< * 

10 ;u-CS«3*lfeT $ [« i (f ^"^ 7 x 

;w t >f ^ y ^ « 3 ^ ft » T ;w * ^^ 

[ « i {f ^ ^ ^^ * ^ "7 * - * * ''^ ^ 

;p . X ;w ;w ^< * 7 x ^ * /< * >f r 'I 5^ 

15 ;u , r D t: ;w * ^ ^ 7 * - /I' * * ^ ^i' ^ ^ 

71/ . 5^ / ;w ;w ^< * >f 7 X i yu ;!r /I' * >f ^ 

; y X ^ ;w /^;7-K.^:7^ '"^ * S;?^ ^ 

;u, N-x-f/^-N->f•y^>^'^'<*'f^^7x-;^;:;;^ 

/-c ^ >f ;w ^ «; /I' . N - y r o f - N - / ^ yi' 
20 ^ 7 X - ;u yw ^< * 'f ^ « 3 , tt » T yu 

yu rtf - ;w 7 X - ;u ;u ^< * >f /^ ^ 'i' ^ x f- f 7 
i? i ;w ^ ;u rtC X ;u 7 X - ;w ;u /< * 'f ^ U j/ ^ ] s 

25 T 'J - -'^ ^ ^ i" * a 55 5* - ~ * ^'"'* 
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i ;u ;i/ rt< ~ ;u 7 i - ;u ;& ^< ^ 'f ^ ] > ft 3? SS ^ * 
m t h nL^UtJ Jt: ^ JUT 'J - ^< * -C S $ 

ii ^ T 5 / « 16 [ « ;c (f t* >; h* 7 - ;^ rfc 



5 






7 — >7 ^^"^ -t < y '7 /l^ # J > 






T /I' / >f /I' ^ ^ "f S a 3(f IS 7^ ^i' '-K — /^ T 'j — * 








^'f^uT-sifts^i^Ts/tta^ im tar -ti- ;u 




t* 




•7 >; i 7^ /i^ ^ ;u 7 i •=• ^i' ;!r /I' ^-f •€ 'f ;u ^ 'j 5^ ;k 






] 


, tt« T -'U 3 ^ X ;<r -'U ;w «: ^1" 4 It jraiTjr /u rtf 


10 




;u 


T - ;u ;& * ;w T Sift ? tiVi 7 5 / ift « 16 




C 




i {f X h ^ 7> ~ ;p h* 7 y - -'I' rtf •=• ;P 




7 


X 


- ;w ;u ^< ;w ^ U j/ ;p ^ ] , fi » T /i' * -'u T $ 




/ 


«: 


W "f 4 tt * ai v^ rff - T 'J - ;u /< * >f /u T I 






5 


ii^T5/ll«« C«i{f/f-^uT4/h*'<7i^- 


15 


;u 




;u — ;i/ 7 * — /I' ^< * ^ 'J , ^ f- 




T 

... Si'. 


jy 


y f y / — 7 X - ;u ;u ^ ^ ^ i; 

a? 1. . ® « T fy ^ nr.:^ jy/^^4 ^k !t m^ tt Sja 3& 






r> 








C 


ffi t ii ^ fj 7< ^ ^ /U f 7 =■ /J - JU 


20 


1 


X 


- ;u ;^ ;u ^< ^ ^ i; ^ ] , t K o ^ g « r 




JU 




;u ^< ^ ^ JUT ^) — Ji' /t /^^ ^< ^ fi^ X' ^ ^ ^ tl fz 




T 




y tufum [ m X. {£ h V ^ ji i- ju ^< ^ >( 




V 


X 


— ;u ;^ ;u ;p ^ 'j •> /u . t K o dp x x -f ;p ;^ ;u 








^ ;w 7 X ;u ;u /< ^ ^ ;u ^ i; •/ ;u , tT X ( b K o 


25 






X f- yu ) t; ju ^< ^ ju 7 ji - ^ ;u ^< ^ ^ ;u ^ i) ^ 
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T fi^^ ii )V ^< ^ 4 IVT ^) ^ '"^"^ ;w T S ft ? 

N - ^ ^ ''^ ^ ;w /< ^ >f ;w 7 X - ^^ * ^i' * 'f ^ ^ 
5 ^ ] . ft « T 3 ^ •> iS » T * * * 'f 7- >; - 

> •> y f. ;u * ^i' 7 * - >'i' ^ ^^ ^'^ ;u ^ U ^ 

/ # •> X f- ;u ^-^ 'f "7 * i ;w /^ ^< * 'f 

^ i; .> ;w , X j. if X ;u ^ * 'f -"^ 7 X - ;w ;b 

10 * >f U i'/i', ( y h # 2^ xf^;k) ;;r ^ 

7 X - ;w ;w * 'f ''^ ^ ^ -'^ » ( x h 4f- •> x f- 

;w ) ;^ ;w /< * >f ;P 7 X - ;u ;w * 'f ^ y ^ ] • 

' N - ( fittT /V' 3 * 1S«T * /^ ) - N - ( fi«T;i' 

# ;w ) 7> A' /< /v- T U r ''"^ * * * * ^ 

15 T5/tt«« CWitfN - (y h^xxf.;w) N->^ 
/I. ^< * 7 X - ;u ;^ ;p * 'f ^ 'J ^ - N - 

;u ;!r ;u ^-e * >f /v- 5^ « ] - « T /w ''P T 5 / ft « 
T ;u ;u ^ T ij - ;p ^i' * ;u T S ft ? it 

;i, 7 X - ;u ^< * -f^l' ^ ^ ' / f- >>U T i / X 
;w ;!? ;u ^ >f 7 X i ;u ^ ^ ^ « ] ^ N 
- (ft«T^^^/^Ti^ft»T/^=^f•/^) - N- (ft«T 
;u # /u ) ;!r ;w ^< ^ T ^) - }\^ iJ ^ ^ ;u f S ft ? ^ 
25 5 / «ea« CWil^ N - ( ^;wT i / xl^;u) 
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- H - i- /i^ :^ y< ^ ^ 7 X. ;u /J y< ^ ^ JU ^ ^) 

;u , N - ( / r i / 7" o d ) - N - ^ f- t!? ;u 
y< ^ 7 3L ^ ji. ^ ^< ^ ^ ^ ;um] , ^MM^ 
;u ^< ^ ;u T - /I' ^ ^ /I' T aift $ T a / m 
5 l£ [ W i {f ^ ;w * >J - yi/ yi' ^< * >f 7 X i ;u 7^ ^N- 

•t ^ U V ^i' , f- X ;w A' * 'f ;u 7 X — ;u ^< 
^ >f /J' ^ 'J ;u , b* y ;u -t 7 i — ;w ju ^< 

* >f ;w ^ U -'U » f S y - ;w * -t /i^ 7 x — ;u 

10 T /I' # ^^ ) ;w ^ ;u T y - ^ /^ * ''^ T S ift 5 

>•< -t >f ;u 7 X i ^ /u -t >f ;u ^ U x /u,^ ] , a 3K IB 
f&«L7 ^ A Ji- ^ Ji^T ^} - ^ ^ Ji'X'Wi^ 

^ tlf^T I / « « [ « i f y ^ f- ;u ^< ^ >(• 
15 y s. ^ ju ^ /u ^ \} ju ^ If V 5^ ;w x f- ;u 

7 X — ;w /< ;w ^ 1; 5/ ;u , x — y f- 
: <; /Sf ;< ^^ 7 X ^ ;^,*./^ -'■^ -<r i' /i'^ ] , N 

- ( a X SI e » T ^i' =«f ) - N - ( ® tt T # ) ^'U 

^ /uT 'J - ;u * /^ T- S » ? fL T i y tt « 

20 [ W i If N - t: 'i / f- - N - y f- /u ;u ^< ^ >f 

;u 7 X - ;w ^ ;u ^ ^ ;u r ^^ 5 ] , N - ( ft « ® 

ft T ^i' + /J' ) - N - ( 16 ft 7 3 ^ V fi « T ^ ) ^ 

;u v< ^ >f ;u T 'J - ^< -t 'f ;u T S « ? T i / tSt 

» IE C flF« i (f N - f 'J ;u / f- - N - y h X ;u 

25 ;u ^ >f ;u 7 X ~ ;i/ 7:7 ;u /N- ^ ^ ;u ij X ;u 5 ] , 
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T - ^ -'U * /^ 7 U — t Ji^ ^< ^ V W. ^ ^ tl 
tzT I / Bt « 35 [ ^ ;t (f 7 ^ - ^ ^i' ^ >f /I' 7 X ^ ;w 
7& ;w ^< * >'W ^ 'J X ] , IS « T -'u T $ / T 'j - 
/I/ 7> ;u ;w T U — -'I' '"^ S 1ft ? ^ 7* i 

5 y a 16 [ W i {f > /^ T $ / 7 X i ;u ;w ^ 

7 X - ;u ^ /^ r U -'I' * ] ^ . 7 »j - /i' f- ^ 
;i/^<^>f;p-ca«i5iife7$/tt«l6 C0i!;e.(f7x^/u 
f- ;& ;u ^< "=6 ^ 'i 2^ /V' , 7 f- ;u f- :i- * -'l^ -t 'f /I' 
1} ;u , 7 X — f- ;f ;u ^< ;u 7 7 - -'l' , 7 x — 
10 ;u f- ^< ■€ >f ;u ^i' 3 •> ^i' «E ] . 7 » 7 * /i' 

jv ji"^< ^ ^ ^) s 'y A ^< ^ ^ •*)" 3 
^ ■> >J IV /J )V y< ^ ^ n^T ^ i^^'i » T "a ^ )V fj 
^< * >f T mft 5 <l 7 i / tt a « [ W ;c. V 

«i3*Lyt:7S>'»«ie i9i Hi M iv :fJ fv ^ r 

' ' ^ ^ 0' Ti; . i^^ — n'\ if^y^ v' /i- ' 

^ ;u -y- ;u 3 ;w , f- X — ;u ?^ ;u ^ -/w ^ 'J , 
f ^ V M ^ fv ^ 4 tv ^ ^) 1/ . f >; i - ;w ^< 
20 >f r •> . df- / ;w /< -t -'u r , y 

^ y »J yu ^< -f ^ 'i -'HP 3 . a Slfi 7 -'I' =>r 
;u /< -t T I « ? il 7 i y tt » S [ ;l f 'j 
;u y f- 7^ ^-t ^ >f ;w ^ 'J . f 'J >» ;w x f- ;u ;w 
^ >f ;u ^ U i/ , f- X — ;w y f- yv- ''^ ;u ^ 'J 

25 ] , T 'J - 7 5 y * 'f '^ T a « 5 7 5 
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;l (f 


7 


X ~ 


T $ / ?5 


;i/ ^N- yp ^ ij v y^ 




3? ] , T -'u fS « T 


;i' 


- 


X * •=• 


ywTSIftJilf^Ti 








X 


U yw 


X * — 


yu> ij yu , •/ > 




I ;u ^ Jti — 




'J 




] , 


T y^ ^ y^ X yu 4% — yu 


5 












y J/ yj' r y yw , X 




f- ;u X ;u * — 








/ X ;u If 


yu 3 yu , / X yp T 




7 - ] . 


7 ^ 


□ 




lift $ a 






i. {f 7 ^ n >f 


;u ^ 


u 




-7 9 u ^ 


yu T 9 — yu , 7 ^ o 




^ jv - B - T 


7 — 




?f ] , 






10 




im 




(f ^ 'J 


yu 'J 


-> yu , T 7 i ^ 














yp ^ U X yw , r y 5^ 




-If ;i/ 3 1/ IV 


s r 


D 


«; yu "9- 


yp 3 i/ yu 


, KMT i y » 






T I 








fi»Tyu^yuT5ift 




? A: T 5 / 






6 T a / 




15 


f- ;u ^ -> yi/ 








X f- yp :r 


«J yu ^ «; yu , 



> f- yu ^ "j j/ yu Hf yu 3 yu » x f- yw "9- yu 3 •> yp ^ «; 

• ■ " >v; if y y tj t* yp If yu T^j^ >v> 0 yw r x >^^ yi' 

^ yu . 7" o f yu ^ yi' ^ /^ . y r o f yw ^ 

U y^ ^ 'J '^ . X f- yu 'J •> T 7 -=■ y>' , ^ f- yi' ^ 

20 ij yu T 7 - . y f- yu T 7 - yi' ^ 'J •> X / )\^ 

<; X yw 'J yi^ , f '< 'J 'J / ^ 7 yu , f U 

yu ^ 'J yu ^ 'J yw . b" 'j y -f yi' 3 ;u ^ U >- ;p 

25 , ttXBllS«TyP^y>'TSlft?/L/c7^/tt«|£«: 
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5 



10 



^1- S T i 




ist^m {mm 


f 




;u 






7 ^) -y 1^ 7 


'J . 'f 










;u 






;v , 7 ^) )V 


y f- r 


i/ 




X 


— ;u 






■9- 


;u 3 i/ )v 7 






^ n T ^ 


-c 


S#( 


S 


it 


T 








y («i 




•> 7 


n 


r n 










7 n y f- »; 


•> 


;w ^ 








7 o > 


^ ;u ^ «j 




^ 'J V ;u , ^ 


D 






;u ^ 


•j 


i/ ;u ^ «; X 


;w . >' ^ n 




7* f- r y -> ^l' 








, -y 




n * 7 f- 


r U 5/ r 


















^ n # 5^ 








/I', 




7 n 




f- ;nt /I' 






;u . >' ^ X3 




;w ^ 


•J 






/I/ 3 , 


^ O -N. ^ 


•> 


;u ^ »j T 7 






) 


. T 












T 


$ / 




( 


W i {f 7 X 



— )v y ^) 1/ 7 ^] 5/ 7 i — /^ -V- yi' 3 X ;u ^ ij ;u 

^ % f 4 T » # twi (rr^^^^^ y 

;w , T -b f- /I' 7* o «j /I' ^ /I' , 7* o t * - ;w ^ 'J ^i' 
^ "j 5/ ;w , T -fe f- T 9 - ^ ^ ) . e » T 3 

/ «tfs.^ { m t li m :=«ir h ^ y yj - 7 '> 7 

ij i/ ;u , Jp = » 7* h # ^'i' ^ - '^ 7' n ij ;u ^ ij i/ 
af) ^ 7 ^ u ^ JUT m. » ^ tl fz T I y iStn ^ i: ^ t 2> T 
(jMi{f7^D>f;u;r'ji/^u^';>'-'Hf) 
25 , TyHS«T;u#ywTa«?*l^wTi/tt«IS«:W 
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«r \ ^ "T )\x T' ^ h. f '' T 






^ If ^ If 




















^ Is S ^ T 


5 






7 








ffU t L 


















X J 


i: 


L -Cli , 7 






T* 


S » ? it 7 


10 






If 








L (> 




^ If 4 C 
















v> 7 5 


/ 


J ^ 4 












15 


(r>T )^ . 7 J^i&IAT /i^ ^ iffi t 






, 7 ^ 




^ ;u , h <; f- ywlf ] , j& ;u ;1C >- 


IS 7 ^v- 








; . ^. jy ^ y.f f* r. ^ ^ ^ f > * 








b* ^ ] , » T 3 =^r •> ^^ ^ - 


IS «R 


7 


ju ^ ju [m 




;t / K df- X ;:7 ;t? - /I' / f- « -3^ 






JX, )V / 


20 


f- ;v , / \ -y ij )\' if- - )^ ^ 






/7 ;U i ;U 




7* D f yi- If ] . « ^ IS « 7 ^1- =Jf /i- 










;u , f 'J ^ ^ '^ 1^ ] If A* ^ If ^ ^ 


0 





25 
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ifii't riiisiggj tLTIi. ^-'^Dr>' [Wili'^Jf, 
SJK, ItX. 9c3K] . T^->';^^^*-''^'i■*^^ 

X /L' * - ^ ^ -> imtti> i^^^^^'-^^ X > X 

10 e«] ««^*««. T y ^ 

»j V >' ifi , h* 3 «J » 5; J/ ^ o 4f 1/ /I' T 4 :^ e , 

20 f {f f> il 4 . 

( i ) 



25 
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s 



5 




[^t,X*'0,Si/cttN-R', 

i 7t (i T ;u « T ^ « , 
10 R* fTi^^m tili^^u Y > , 

R ' /N o r > , 

R'j&'lii^rHft^^r^LTt^TtJiw* 75/16. 

( ii ) 

15 



20 




# X ft « T /w |g . mB.J ^ ft « T ;u # 

^:tll. ftilfi7/i'JE-;i'Tiy$, T-x-yuftiaTyu^yu 
25 Tx/u^l, T 'j -ywgg i >t«iT;wftiaTyu4E-;u^, 
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R ' ** * 3K 


, ^^vyy. tS « T ;u * -'w 3£ i ^cli fi tt r 




3 if- -> ^ ^ 








R » o 


r > . 












5 


R * ^ 






A T 










- 3 {C 


i>- It 5 [I a 3 - [I c ] <7)lg 




{:: H L T Ji 


, C tl 


f, li<k^» [I] ^oKBfitw^ 




* ft S t <o 


T 0 




10 






Wft-S-^ [I] Cov^-CWa^L^<)<0 




* If 5 C 


i: ** "C 








[ I 


] <n ^ i: KiT ta iz turn i- i . 




KSi^ 1 








B fif^ ft: '3- 


«r [ I 


] i fc ii-t -fk^* [II] tti 


15 


(i <0 l£ t 








{:: J: 0 K £ 




• 






n ] if 


J: V L m ] <o if a t L T ji , fl: -S- 




«i7 C I ] C 


O T 




20 


& . 

. S lie (1 , 


T ;w U 4 « [ W i tf >; A , h ij 








. ^ tl h <n A^l^ it^ t tz li t tz 



li tt * « [ fi«l i * ft fk t h A , 'j •:7 
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>' , N . N - y f- ;u * ;w A 7 ^ K . T -fe h > ^: i: <7) « 
ffl O g «E t -CI? « 4 . 

2 

a W <k ^ » [I b ] i li <0 « (i . -fk ^ » [I a ] 

10 Tv'/Kkli. TJ^/KfcJW^^ftT-Cllitti. 

»i8^fTi^>'KtJ«ll,55 R-OH [3C«t', RtiT 

y T - h i ^ <i >f y > * v' T - f ft -fr » r * 4 . 
15 ffa ti: KSJiottR^f* i: L -C {i, » n r > ft «J , 

« a >ir ^ i: C "C li / M «l ft: % , IT II fc^ tc K tf5 K >n o r 
i'^fcftf. a^ott twitf, 'JT }\^^ fy^mfktc a (nm.^ 

mftt. KISS. llSIKflE;>/»'H^>«t, ^S»E>5^/i'!l^>'lft»] 
25 R S «i , iS « . i^ity i- ^ > . :7 D o A , t* 'J 
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;u*;PATiK^O«ffltfOSaE4'-C^«t4. T 'y )^ Vc 

t:(,-C§-6. ij if^ y ISLt tz\t 7. > Wit ilS:mm.t tz 
5 li ;e <0 S <^ T -> fl: ffl i: L-Cffiffli-4«^{^li, 
N , N ' - y ^ D df- 2/ ;u ;u 'f ^ K ^: <^ « ffl 

12 3 

BWft'S'tt [I c] inrli-t^oigli, [iv] * 

15 T § 4 . 

vV T « L (r>\ Rlt'^ i »>'i^* t-r e iL-4 - 
coRjciia*. ttttV'^sat'. »^Tti:v-Lma 

T "C ^T ^ i3 tL i . 

20 iti^'ft'^^ [1^] i ^- <7) Jg Ji, «ilf J-riT^oRS 



25 



wo 96/04251 PCT/JP95/01478 



5 



10 




IW 



[St. R' . R* . R* . R* » AUXX/Yii^ti'^ 
it^^ CIV] tfi[t^<ni^\t. fk^tt [VI] tfHi^ 

<7)Jg^<t^» [ID] ttz\t^n^tBL]lS^-^i>^t\zi. 

20 I) »a T § 4 . 

ffc-S-ft [VI] o«Fii^etLT(i, ft^«J [ I ] CO 

25 Ta, l!li£aiTOiJtW«:#iSr#5. 
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iiXV^9ii&m<n:^m. ^ ti h <nm(Bi^:f3^^ milium 

1^ n -St fUl&^J^ 596,406^ a XVm 622. 361^ {C2e«0 

5 n :^ B X X n h ti t: it ^ ^ li . B^its 

25 tzliHitm. ^-omSffliOgSlHiW^rE^L-Ct 
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» -r S r A ^ -5 . ffc ( I ) L -r *«J 0. Img. l mg, 
lOmg, 50mg, lOOmg, 250Big. SOOmg, 1 OOOmg t v» 

S6 T * S . — IR C > 1 B M <0 0. Ing/ ffl ftf - #|7 1. OOOiog/' 
10 1". 

» H - r 7 y * - > s s ^ a » 
( i ) ^PL-Jim 

( a ) ffiglMRKI^f^^ 

15 E»t«iiiL,««tt( 50bM hy/f-;uT4>'x^>';^ 

;w * > «i ( TES) , 1 mM 1 , 10 - 7 * >' h D i; > , pH 

. . . .6 . 8 ) 4' T- * ^ Xt h . * * V ^ ^ V t mO -^ m 

(loooxg, 2o^n) L X ffittm«i ^ 1^ $ . ±s<^ ^ 

a 't' ^ « ( 100. 000 X g , 60^ 13) LT. '<U-yh«:iS 
20 2, . -4 V -y h ^ « » JK, ( 50mM TES, 1 mil 1 . 10- 7 x 
± y Y u ^) > ^ 140Bg/ 1 ^< h 7 X > , I mMi? f- ^ :^ 
W'f 0.1%'>i'Jfll«T;uri>. pH6.8) ClSfi 

33L, ;^r•7X-T7^>;^^•:;-^>f-9'-^*^>'■^'fX 

25 tzwiftmm\i s ttffl^iT. -8orTfii#i-4. 
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- r 7 dp - > (0. 06nM) J: aitt (1 X lO-'M ) i 

riAi^ I -^'C'MO.L. (sooMh «; x -hck 

PH7.5) 5 ml-C 3 ig «fe -7 . 0. 1 Mr 7 ^ - > # «E T T 
{Z » ^ $ fL -C 4flcWt&fc«tt=i-^^^--^3^>&'>> 
( u ) Rtt 



» ^ « 


*E -r 7 ^ =■ > 
( »K : 1 X 10-»M ) 


. 7 


9 9 


15- (9) ) 


9 4 


15- (20) 


9 8 



25 



. yj-r • 7T-'^=o>'- (British 
Journal o-f Pharmacology) J5102^!?» » 774- 777K 
(1991) CK«0<)0i:|Sl»0^ii{-ei-5'C«SLf^, 
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mtLxn^^tiii^ii. r 7 ^ ^ ^ tK"^ t L X <7i 

5fi v> fg tt * ^ L . t h i (i ill «w It * , mtkiT \y 
5 7 i yb {i^-<JOfai»«c**|R|gi- 5 SglKA<7)^E&i^ 

«, Wife. j/XT^-y^-'f>''77-?hU--l'X.-K>' 
;^ . > K n — i» [systemic inflammatory response 
10 syndrome (SIRS) ] . ftAtti/a-y^. *fttS>'3-y 
> Y Y ^ > a -7 ^ litA»f%CE3&l£«e«f.» 

- ( e «£ ) , a as i ii ^ r ife c x « » it r« iJir t 

20 'ym^'i , T«I, fFife, Wife, Wife, ititffev 4 

^i^r \^ ^ - . ««. aiSct$»ffi«^», Tfife. T > 

25 j«3u;^ro-/ujltiS) . W^»l»tt^">'t•>'rs«lfif. 
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t& « {w , ffl T * S . 
5 o>f3h';x>, ^if-if-:/, hX^iV^ ho^-rtfJE- 

(1) 3_/}.4f.5^-2--hn5c«.»il(10.0g). h 
15 I) 3^i-IUT I > ( 5. 13 g ) iJ J: !^ -7 * - rt-v X * 

T K (14k) ^ > -tf ^ (IOObI) S 83 a 40^ IB a 
fit L ^ a , x> y - ( 2. 57 g j i ta I / H 30^ IB a" 

o-rh^97^(/--*'9'>':»«f3:f-;u=4 : 1» v/v) 
rWRL-C, N- (3->h='fS^-2--hD7x^ 
/w) ;>;u/<i>'ttxf-;i^ (7.23g) Sr^4. 
25 BP : 131- 132r 
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NMR (CDCl,.^) : 1.31 (3H. d. J =7. 5Hz ) . 3.90 (3H. 
s). 4.22 (2H. q, J = 7. 5Hz). 6.73 (IH.d. 
J = 7.5Hz). 7. 41 (IH. t, J«7. 5Hz). 7.71 (lH.br 
s). 7.78 (IH. d. J»7. 5Hz) 
5 (2) *J|{t T 5 - A ij A (2.27g ) <7) r h 7 t 
\r V 7 ^ > (50b1) Tfc^^TN- (3-^h# 

- 2 - - h D 7 i - ) ;u i R X f- ;u (7.17 
g ) </)-fh7bKD77> (-15b I) BfB9i t: ta t . MiS. 

-c 1. 51^ la « # i- 4 . * L. ttfn 

10 ft«7jcr«tf:«fet>i- 4 . ^ ^ X ^ Tt£«ia, « 

(^df.if>:ft|jfXf-;W=3 : I, v/v)-C«l8L"C, 2 
-T$/-3-.X hdf.i/-N-/f-;WT-'J> (687mg) 

t » 5 . 

15 mp : 60- 61 1: 

NMR (COCli.ff) : 2.88 (3H.s). 3.40 (2H.br s). 

3184 (3H. s). 6:38 ( IH. di j -7. 5Hz ) . 6^42 (IH. ' 
d,J-7.5Hz). 6.81 (IH. t, J-7. 5Hz) 
(3) 2-Ti/-3-/h=¥v'-N->rff-;wT-';>' 
20 { 67 lag) a X t/ » lit { 265mg) <n 4 NfiBi (3. 5ml) B 

25 7-7-y->.x^a'^h^77^ (eifc/f-Vi':/^/- 
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;u « 4 0 : 1 , v/v) TWKLT, l,2->'yf-;u-4 

h^i^ - 1 u - ^ > X ^ I r y - { 680mg) sr m 

i . 

fflP : 122. 5~ 124r 
5 NMR (CDCU.ff) : 2.59 (3H.s). 3.70 (3H, s). 4.00 

(3H.S). 6.67 (IH.d. J-7. 5Hz), 6.89 (IH.d. 
J=7.5Hz). 7.17 (lH.t,J=7.5H2) 
(4) 1 . 2 - y f- - 4 - >^ h # - 1 H - > X >f 
5 jrV - ( 560mg) O fi-ft yf-^:^ (2b1) SIBEt* 
10 ^kJtTlMHUik^'^X-ttifc^f-^^Stt (6.36ml)- 
' ■ ^ISit. ^iar30^» ifct^TSffl-C 2 ^WJf H^a, 141^ 

*»tt-CpH7CW»t. «fl:yf-u>T2iii«ibl-i. 

15 S*L,«aE«:»ttxf-yPT«5ifl:LT, 4-hKn:^ 
5^-1.2->»yf-/U-lH-'<>X>f i^V-/l^ (297 

ag) ^ {9 i • 

fflP : 242. 7~ 245'C 

NMR (CDCl,.^) : 2.64 (3H.s). 3.69 (3H.s). 6.81 
20 (2H. d. J = 7. 5H2). 7.17 (1 H. t . J -7 . SHz ) 

lil£fl^2 

(1) 3-hKDdpx-2--hD$.e. Stt( SOOnig) if 
i.-il^HkiJ ^) ^ -L ( 1 . 1 3 g ) O / f- ;u .twu A T i K 
( 5 al) CSStl. ^^-^ '-^ }^ ( 1. 12g ) «rilD 

25 -tfJtfftS. RloiE^«JC*«rloi, »ttxf-;i. 
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L, eS Ift r 4^ X A r SflE«:ttES*t 

-y- > - » Ift X f- /u ) -C IS « L , >^ y 7* o f X - r 

( 676iDg) t f5 4 . 
mp : 81. 7~ 84. 7r 

NMR (CDCli.ff) : 5.20 (2H.s). 5.32 (2H,s), 7.22- 
7.46 (12H.a). 7.61 ( IH. d. J -7. 5Hz ) 
10 (2) 3--c>'i^yi'*^5^-2--ho$f. 

( 640mg) <n 3^ ^ y— JU (Sml) « 83 JK , MfflT-lN 
Ai-»iti- V U -^ATjcSJa (1. 94id1) ita X., 60"C T 1 1^ 
Vattn-r i o RloiE^*tpH4lifJffiL, tfrHMf^l^A 
iP JR L , IE « LT. 3-->:>'>'/w:t*i/-2-=ho 
15 $ JS.$tt ( 439Dg) ^ 19 « • 
mp : 198.4~ 200"C 

NMR (DMSO-d..> ) : S.30 (2H.s). 7. 29-7.47 (5H. 
in). 7. 51-7. 70 (3H. m) 
(3) K«iWi-(i)fcl3l»icL-c, 3 - ;u:t=¥^ 
20 - 2 - - h o 5 .fi. S , 7 X - ;w * X * U T K if 
J:t^»5H«7'^/-;w*»f), N - (3 - ;u^4E-i/ 
- 2 - - b nTx-yu) >'B^!l^^Zttrf-;^^r^S 
4 . 

BP : 139. 5~ 14ir 
25 NMR (CDCl,^) : 1.51 (9H.s). 5.18 (2H.s). 6.76 
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(IH. d, J = 7. 5Hz). '7. 29-7. 45 (6H. m). 7.59 (IH. 
br s). 7. 79 (IH. d. J=7. 5Hz) 

u&m 3 

N - (3 z y 'J t ^ ~ 2 - ^ h o 7 ^ =■ Jl^ ) iJ 

5 ;u ^< ^ > » H « r f- (3 g ) <5o y y f- * ;u A r 5 

K ( 30b 1 ) S iK U . * T * X ft h ^ ( i* ^ 60 
575Bg) *ftli> iS^IBJt I* t ^ a, 3'>fl:xf-;u 
(1.49g)^4DiS. Sta-C2l^ia«f|ia, * {150ml) 

^■^>:»BtXf-/l'=5 : 1, v/v) TWCL. '^^•y- 
^-Ci^ftffcLT, N - (3--<>i'/»'^^i^-2--h 

15 ( 3. 36 g } ^ 19 & . 

op : 86. 7— 92. 9)3 

NUR (CDCL.ff ) : 1.17 (3H. t. J-7Hr ). 1.39 {9H. br 
s). 3.41-3.80 (2H.1). 15.19 (2H. s). 8.86 
{lH.br d.J-7. 5Hz). 7.01 ('iH. d. J-7. SHz ). 7.29 
20 -7.32 {6H.ffl) 

SiS^f 4 

l!ii£«3 i:|Sl»CU"CaT<0fl:^«l^1#4. 
(1) N - (3-'<>y-'^5^^>'-2-— hn7x — /u. ) 

25 (3-'<>v'^V':i-^5^-2--Fn7xi;u) - N- > 
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i-;vfjjuy<l y 1^ H « r f- 1# 4 o 

113- iisr 

NMR (CDCl,.^) : 1-38 (9H.bs). 3.19 (3H.s). 5.19 
(2H.S). 6.87 (IH.bd. J=8.5Hz). 7.00 (iH.d. 
5 J = 8.5H2), 7.31-7.43 (6H.in) 

(2) N - (3--<>'-:^^»"l"=^>'-2--hD7x-;U) 

;u^< I > lit ?p^ z « r f- fc* i ^ <b ^^ ^> N - 

10 fflp : 122. 4t: 

NMR (CDCl,.^) : 1.42 (9H.br s), 5.18 (2H.s). 
6.97 (IH. d. J-7Hz). 7.18 (lH.br t.J=7Hz). 
7.24- 7.43 (llH.a) 
fiS^ 5 

15 N - (3 :>y/W3r*i/-2--hn7*-=./l') - 

U - X. ;u /; Ji^ ^< I > llt^i ^f&r (3.30g) 

T 4 N eft*3K - ftK^^^i'SJ* (15b1) *ini. Ha 

T-io^iB, i*: -c "^30^ la Jt It T 4 . sa?r«Ea 

20 ttx^;u-C«jai1-S. ^i^yf^vmtf L . St 

:^ ;u # - N - X - 2 - - h n T - > (2.29 
g ) ^ '<» i . 

NMR (CDCl,.^) : 1.30 (3H. t . J *7Hz ) . 3.13 (2H. q. 
25 J-7Hz). 5.16 (2H.S). 6.31 ( IH . d. J -7. 5Hz ) . 



wo 96/04251 



PCT/JP95rt)147« 



87 

6.38 (IH. d. J«7. 5Hz). 7.21 ( IH. t. J-7. 5Hz). 
7.28-7.49 (SH.d) 

5 (1) 3-^>'y/U5fdfi/-N--^f-;i'-2--ho7 
^ *) > 

BP : 80- 81t; 

NUR (CDCli,^ ) : 2.91 (3H. d. J»7. OHz). 5.15 (2H. 
s). 6.21 (IH. bd, J-7. OHz). 6.33 (lH.d, 
10 J-8.5HZ). 6.38 ( IH. d. J -8. 5Hz ) . 7.25 (IH.t. 

J-8. 5Hz). 7. 29-7. 49 (5H. n) 

(2) H-^:>^'JJ^-2 z>'J/U^^i^-2-=-h^T 

- U > 

mp : 91.5— 93.7TC 
15 NMR (CDCl i.*) : 4.42 (2H, d. J •6Hz ) . 5.66 (2H.s). 

6.33 (lH.d,J-7Hx). 6.34 (lH.d.J-7Hz). 6.47 
(lH.br t. J-6Hz), 7. 15 (IH. t. J-7. SHz). ^ 
7.24- 7. 49 (lOH.ffl) 

20 3-'<>'y^>':t^5/-N-xf-/U-2-— hoT— «J 

> ( 2. 20 g ) a X V h *) JUT I > (1. 23 g ) O i£ <t 
A^vy (21ml) sac. TK^TeitT-fc f-/U(698ing) 
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- ^ y -J ju yfr ^ U - H - X. i- - 2--hoT-'J> 

( 1. 71 g ) ?S i . 
5 NMR (CDCl,.^) : 1.15 (3H, t. J = 7Hz ). 2.18 (3H.s). 

3.16-4.10 (2H.m). 5.13 (2H.s). 6.90 (IH.d. 
J'T.SHz). 7.18 (IH. d. J»7. 5Hz). 7.33-7.50 
(6H.B) 

10 7 t mi»iz L X Kir (7) it'^^ i ^ i> . 

(1) 3-'<>i^/^5^*5^-N-><f•''^-2--^oT- 
U > is J: Jfi ffc '< */ /f * ^ 3 - ;w ^ df- - 

15 NMR (CDCl,.^) : 3.37 (3H.s). 5.17 (2H.s). 6.60 

(IH. bd. J-8. 5Hz). 6.93 (IH. d. J-8. SHz). 7.12- 
7. 50 (IIH. a) 

(2) 3-'<>i;/V';l-#i'-N->f';»'-2- — ho7- 
>' J: LP i£ 7" n t* 5f - -'H!^ f» 3 : > ;u > - 

20 N-/f•-'^-2--^^-N-■/oh•*■=■/^T-•;>€: 

i» * . 

NMR (CDCl,.^) : 0.91 ( IH . t . J »7 . 5H z ) . 1.16 (2H. 
t.J=7.5Hz). 1.95-2. 22 (1.3H.b). 2.33-2.60 
(0.7H.III). 3.15-3.27 (3H.a). 5.16-5.25 (2H. 
25 m). 6.83-6.94 (IH.n). 7.09-7. 20 (IH.m). 7.30 
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-7.53 (SH.n) 

(3) H - ^ > - 3 :>'>>>'U*#x - 2 - =. y u T 

5 4, 

NMR (CDCli.ff) : 1.92 (2H.s), 2.16 (IH.s). 3.22 
(0. 5H, 4. J-15Hz). 3.44 (0. 5H. d. J'lSHz ). 3.98 
(IH. d. J-lSHz). 4.03 (IH.d, J-15Hz). 5.19 (2H, 
s),. 5.57 (0. 5H.br s). 5.62 (0.5H,br s). 6.33 
10 (0. 6H. d. J-7. 5Hz). 6.38 (0. 4H. d. J -7. 5Hz ) . 

7.04-7.13 (iH.a). 7.17-7.45 (lOH.a) 

N-T-tf-zw- 3 :i'-:?;u*#5^-N-xf-/u- 2 

-ihnT-'J> ( 1. 37 g ) ff)»Wt (llml) -x^y- 
15 ;u (2.7«1) J5«C« (2.43E) * lO i , 4 ^ B iS « i" 

7^ (-^^"ti'-»Bexf-;w)Tttl8L-C. i - 'J 
jut^i^- 1 - xf-;u- 2 - / f- Ji' - 1 H-'<>X>f i 
r V — f^' ( 397mg) i& » 4 . 

NMR (CDCl,.^) : 1. 40 (3H. t. J-7, 5Hz ). 2.61 (3H. 
25 s), 4.13 (2H. q. J-7. 5Hz). 5.37 (2H,s). 6,67 
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(IH. d. J=7. SHz). 6.91 ( IH. d . J «7 . 5Hz ) . 7.09 
(IH. t. J«7. 5Hz). 7.26-7.40 OH.m). 7.51 (2H. 
br d. J=7. 5Hz) 

5 ig^^N9tl5l«ucL-cJ':JlTo^l:^**^^4o 

(1) 4 - ^ > if ^ - 1 - / ^ - 2 - 7x -=.;w - 
DP : 118- 120t: 

NMR (CDCl,.^) : 3.85 (3H.s). 5.47 (2H.s). 6.73 
10 (IH. d. J=7. 5Hz). 6.99 (IH. d. J = 7. 5Hz ). 7.17 

(IH. t. J-7. 5Hz). 7. 25-7. 39 (3H.b). 7.48-7.57 
(5H.m). 7. 77-7.84 (2H.m) 

(2) 4-'<>2^^l^**i'-2-Xf-;U-l->f-^U- 
IH z > X ^ I r V — 

15 BP : 94. 9t: 

NUR (CDCli.ff) : 1.43 (3H, t. J -7 . 5Hz ). 2.95 (2H. 
q, J-7. 5Hz). 3.70 (3H.s). 5.39 (2H.s). 6:65 
(IH. d. J-8Hz). 6.89 ( IH. d. J -8Hz ) , 7.09 ( IH.t. 
J-=8Hz). 7.25-7.40 {3H.m). 7.51 (2H.d-like) 
20 (3) l-'>:>'i';u-4-'<>>'VV':tiE->'-2-/f-/i'- 
1 H - > X >f 5 ^ y - -'t' 
op : 128. 5- 136. SlC 

NMR (CDCl,.ff) : 2.56 (3H.s). 5.29 (2H.s). 5.37 
(2H.S). 6.68 (IH. d. J-7. 5Hz). 6.83 (IH.d. 
25 J-7.5HZ). 6.99-7.10 (SH.a). 7.24- 7. 44 (6H. 
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m). 7. 53 (2H.br d, J»9Hz) 

4 ^ ^ jv t ^ ' 1 - X f- ;u - 2 - / f- /I' - 1 H 
--<>X>f ( 370Bg) ^ ft Ift X f- ;w ( 3. 7nl ) 

5 g ia {C 10% ^< 7 ^ J^X ( ISmg) ilnls 7ii^f{.m^ 

xf-/W-4-bKni|ry-2-^f'^-lH-'<>X>f 

2 rV-n^ ( 220Bg) * 1* 5 . 
10 mp : 187~ 190t: 

NVR (CDCl,.^) 1.40 (3H. t. J-7. 5H2). 2.68 (3H. 
s). 4.13 (2H.q. J-7.5HZ). 6.81 (IH.d. 
J-7.5HZ). 6.84 (IH.d. J-7. 5Hz). 7.17 (IH.t. 
J-7.5HZ) 

15 l!ifiCFI12 

KJ£«llkISI»lwLTBlTOfl:'g'1fc«:»*. 

( 1 ) 1 - / f- - 4 - t K o # - 2 - 7 * - - 1 H 

fflp : 210- 211t: 
20 NUR (DMSO-d..^) : 3.82 (3H.s). 6.59 (IH.d. 

J-8.5HZ). 7.00 (IH. d. J-8. 5Hz). 7.07 (IH.t. 
J=8.5Hz). 7.50-7.62 (3H.in). 7.79-7.87 (2H.ni) 

(2) 2-xf-;P-4-hKodE-i^-l-/f-;u-lH- 

X \ r V - )^ 

25 op : 233. 2T: 



wo 96/04251 



PCr/JP95/01478 



92 

NMR (CDCl,.^) : 1.36 ( 3H. t . J = 7. 5Hz ) . 2. 98 (2H. 
q.J=7.5Hz). 3.70 (3H,s). 6.77-6.86 (2H.m). 
7. 15 (IH, t. J=8Hz) 
(3) 1 :>i^;u-4-tKD#i/-2->f-;i'-lH 

5 --ox^fs^y-zu 

op : 212. It: 

NMR (CDCI..^) : 2.61 (3H,s). 5.28 (2H.s). 6.75 
(IH. d. J-8Hz). 6.80 (IH. d, J-8H2). 7.00-7.16 
(2H.m). 7.11 (IH. t, J-8Hz). 7.19-7.34 (3H.ifl) 

10 9i&miz 

(1) 2.6-i?^nD-3-—l-n'<>'i;;UT-'U=i— /U 
( 5. 0 g )<7) N . N - f- * A T c K ( 25ml) » K 

H 'f ^ ^ y - ;w ( 1. 69 g ) i: fi ft » = « r f- /I' 7 X 

;u •> 'J ;w (6.0bI) Ittif* h m^T-Cta 1ft 

15 itn-ti. fi-frifct* (25bi) T*fCLv »■^Jtf■''^T• 

V 4. V •^^ A T IE jft L / » tt t « E T S i L T / 1^^ 

(»H«rf-;i'i'7i-/ws^';/u:<-^x/f-;i') -2. 

•6-5^^'oo-3--ho'<>-tr> (11. 5g) 
20 t LX^ i . 

NMR (CDCl,.ff) : 1.05 (9H.s). 4.95 (2H.s). 7.27- 
7.51 (7H.B). 7.58-7.81 (5H.b) 

( 2 ) 1 - ( » = « r ^ 7 * - -> 'j =»r X / f- >'^ ) 
-2.6->'7DO-3--fn'<>-lf>' ( 433Bg) , 

25 {k1g-ft6*«» (17.5Bg) i>-.tVfSttJ6^ (l7.5Bg) O 
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^ ^ y _ ;u (2.78ml) (0.69ml) f& ^ ^ i ift W 

LtciJ'^^ »! fL C . 60- 70r-C, h K 9 1 * ID «^ 
(0.135ml) ^S8Tf4. SfiTI^Tft. a^Hl^Rl^lB 

MWL^^h. iB^tt*tt?ta. rati. ra*»ET 
*R*it:ii-^ ^ ^ 2/ A s . raft, 

ETK:»«t\ » A, it A: a s * n - ^ > o 

;t#i^-^f-^»')-2.6-i^^oa'<i'-tf> ( 348fflg) ^ 

10 fifeftJirfcUTli*. 

NMR (CDCl..^) : 1.05 (9H.s). 4.07 (2H.br s). 
4.87 (2H.S). 6.66 (IH. d. J-9Hz). 7.08 (IH. d. 
J-9H2). 7.30-7. 50 (6H.m). 7. 70-7.84 (4H.b) 
(3) 3 - T 5 V - 1 - ( f H«rf-^w 7 X i/ y 
15 ;Cif-*>yf-;»') - ( 348mg) , 

V I) xf- /WT 5 > (O.lSmDi* J: t^fi^k-^ »^ (3.5b1) 
O iE ^ » C « fl: 7 ^ A' >f 5 K T -b /I' ( 186mg) t: )fc Jt 

20 i-T^w-CHfe» LT. 1 - (»^H«rf-/uy7*'-;w-> 
ij ;u 5j- £/ / f- ;u ) - 2 . 6 - n o - 3 - ( 7 ^ >'U 

>f 5 K T -fe f- T 5 ) > -tf > ( 460Bg) OS & t L 
T ^ 5 . 

op : 198.lt: 

25 NMR (CDCl,.*) : 1.04 (9H.s). 4.57 (2H.s). 4.90 
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(2H.S). 7.25-7.50 (7H.in). 7.55-7.83 (SH.dj). 
7.85-8.07 (2H,m), 8.00 (lH.br s), 8.25 
(IH. d. J«8H2) 

(4) 1- (j|fH«rf>'ui^7x-;i.i/';;i'3r=Jf£^^f- 

5 /U) - 2.6-i?^no-3 - (7^;w^iK7-fef--'l' 

T a / ) '< y > ( 453mg) fc* J: i;f N . N - y ^ ;u * 
;w A 7 ^ K ( 2. 2iiil) (0 ig ^ » t * X {fc :^ h 'i "^^ A ( j* 
+ 60%. 3lBg) ^ ^k*iS «t» -CJO X. 4 . t Tso^ia 

ntW^^ ZtliZ3'yitj'i-f^ ( 0.055ml) i In X. . fi^ 

10 ft ^ sta -^2. 5^ia If ll'l- * . <^ (esoi) 

ifXlf»»x^yuT«fet*L-C, 1- (»=fi7'f^/i'>' 
7i-A'5/«JA'3j-^->>f-^>') -2.6->'^DO-3 
_ [N_^f.,i.-N - (7^A"fSKT-bf-/U) Ti 
IS y } ^ > > ( 236Bg) t L T ^» 4 . 

Bp : 167- 172r 
-NMR (CDCl., ^) : 1.06 (9H. s ). 3. 20 (3H. s ). 4. 04 
(2H.S). 4.98 (2H.S). 7.31-7.51 (9H.m). 7.65- 
7.79 (6H.B). 7.80-7.92 (2H.b) 
20 (5) 1- (?(5H«rf-/l-i^7x-/Wx'MU:f^x/f- 
;u) -Z.e-i'^oo-a - [N-Zf-Zl^-N- (7 
i KT■fef--'^) T'^^ (ll9fflg) <0t 

h 7 h K o V -7 > ( 0. 6nil ) S ffi l:: 1 M 7 y ft T I- 7 r 
f-;uT>'-t-':7.^»-Th7tKn77> (0.4b1) 
25 JtTTlni*. RJi5iS^'»«:£a'ri.5l^lB«J¥i-5. 
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E T » tt 1- 4 . 

Iff th^ i r 9X. L X ^ ^ y - r-mt^ L . 2.6 -i?^ 

( 7 ^ ^l"f c K T -fe f- ;w ) T S / ] -5 > ( 43ag) i 
mp 236. 2- 240. St 

NUR (CDC1..J) : 2.24 (IH. t . J = 7H2 ). 3.21 (3H.s). 
4.09 (2H.S). 5.04 (2H. d. J -7Hz ) . 7.43 (IH.d. 
J-8H2). 7.48 (IH.d. J-8Hz). 7.67-7. 75 (2H.Bi). 
7.80-7.88 (2H.m) 
(6) 2.6-5'^oo-l-tH'o^f'>>'f-;i'-3- 

[N-yf-;w-N - (T^/U'fS KT-fef-^i') 7 1/1 
^ > > { 399Bg) th^)3ii-JU7l>{ 0. 17ml) t O 

igft/^w:^ (8ml) -20t:-r, 

>^ ;u * - ( 0.086ml) ^iBi, S'&tt^l^iaifltfl' 

^ i . a -s- » * X K -^^^ a * it * -c 

- 3 - [ N - / f- /I- - N - ( 7 ^ A K T -fe f- ) T 
5 y ] -< > >' (56lBg) ft 4 . 

NMR (CDCL.ff) : 3.15 (SH.s). 3.24 (3H.s). 4.09 

(2H.S). 5.48 (2H.S). 7.56 (2H.s). 7.67-7.78 
(2H.m). 7.80-7.93 (2H.m) 



25 



W0 96/(MM1 PCr/JP95A)1478 



96 

4-hKo#->-1.2--:'>'^/»'-lH--:>X'f 
c ^ y _ ,U ( 250mg ) W N . N - ^ f- 't> ^ T i K 

(2.5ini) fisaic, nam-ci^mnz , 7lc3K^k-^ > >; 

5 A (fitttteO^, 102Bg) «: fti i . il * 

o - 1 - yf-;^x;^*-/^*^i^>f•/^- 3 - [N-^ 
f- ;u - N - ( 7 ^ ;u -f i K 7 -fe f; /^ ) T 5 / 3 > -tf 
( 799ng) ^ini.. iR-g-tt «r Sia -C 3 ^ia»#1" * . ^ 
10 ^i::7K*«TL, ^ttz1t9Siir^tX^ 4- [2.6 
_.;;^no-3 - [N- (7//^'f5Kr-fef■^^) - N 

- y f- ;u T 5 / ] '< 5f * •> ] - 1 . 2 - 5? / f- ;w 

- 1 H - ^ > X >( X f V — ( 418mg) 1» S . 
op : 225.6~ 227r 

15 NMR (CDCl,.^) : 2.59 (3H.s). 3,23 (3H.s). 3.71 

(3H.S). 4.11 (2H.S). 5.60 (2H.s). 6.85 (IH. 
"' ■■' dTj-7.5H2). 6.98 (iH.d; J-7.5HZ). 7.21 (IH. t. 
J-7.5HZ). 7. 48 (iH.d. J»8Hz). 7.52 (IH.d. 
J-8H2). 7.69-7.77 (2H). 7.82-7.90 (2H) 

20 nnm 2 

nmffi 1 t Wl tSilz L X a.T <n it 'Br ^ i: '1^ i . 
(1 ) 4 - h K o df. _ 2 - / t ^ > y ^ ^ V - is 
X IF 2 . s -y^oo - i-yf-;w;^;»'* — 

25 ;i,)Ti/]'<*-^-t^>'*V^4-C2.6->'7DO-3 
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_ [N - { 7 ^ ^ I h' 7 ) - N- yf'-'I'T^ 

* » -5 . 

op : 204. 7- 206. SV 
5 NMR (CDCl,,ff ) : 2.62 (3H.s). 3.24 (3H.s). 4.12 

(2H.S). 5.63 (2H.S). 6.94 ( IH. d. J =7. 5Hz ). 
7.18 (iH.d. J-7.5Hr). 7.23-7.31 (IH. 
overlapped with CDCl.). 7.50 ( IH. d. J»8Hz). 
7.54 (IH. t. J-8H2). 7. 69-7.77 (2H). 7.82-7.89 

10 (2H) 

(2) 4 - [2.6--:^^nn-3 - [N - (7^;u>fi 
K T -fe f- ^i' ) - N - y f- T S / ] 'O :t ^ X ] - 
1 - xf-;w- 2 - i- - 1 n - ^> X ^ X f V -i^ 
BP : 233- 236*0 
15 NMR (CDCl.. ff) : 1.40 (3H. t . J -7 . 5H z ) . 2.59 (3H. 

s). 3.24 (3H.S). 4. 09-4.20 (4H.m). 5.60 (2H. 
■ • ■ s ) ; 6. 85 ( IH. d. J-7: SHz ) . 6. 99 ( IK. d. 

J-7.5HZ). 7.21 (IH. t. J-7.5HZ). 7.48 (IH. d. 
J-8H2). 7.51 (IH.d. J-8HZ): 7. 69-7.77 (2H.m). 
20 7.83-7.89 (2H.o) 

(3) 4 - [2.6-v'^nn-3 - [N- (T^yW'fS 

np : 154- 156r 
25 NMR (CDCL.ff) : 3.21 (3H.s). 3.83 (3H.s). 4.09 
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(2H.S). 5.71 (2H.S). 6.91 ( 1 H. d. J =7. 5Hz ) . 
7.08 (IH. d. J = 7. 5Hz). 7.27 ( 1 H. t . J =7. 5Hz ) . 
7. 43-7.53 (5H.a), 7.66-7.77 (4H.in). 7.80- 
7.89 (2H,ia) 

5 (4) 4 - C2,6-v»^nn-3 - [N - (7^;u^i 
^•T•fef•^^) - N-^>;PT5y3 ^ > t ^ i^l - 

2 - xf-;i/- 1 - / ^ - 1 H :>X>f = r Y - 

fflp : 108. It: 

NMR (CDCU.ff ) : 1.37 (3H. t . J = 7. 5Hz ) . 2.93 (2H. 
10 q.J-7.5Hz). 3.24 (3H.S). 3.73 (3H.s). 4.10 

(2H.S). 5.63 (2H.S). 6.85 ( IH. d. J -SHz ). 

6.97 (IH.d. J-8Hz). 7.19 ( IH. t. J-8Hz ). 7.46 

(IH. d. J-8Hz). 7.52 (IH.d. J-8Hz). 7.67-7.75 

(2H.B). 7.80-7.90 (2H.id) 
15 (5) 4 - [2.6-i?^oo-3- [N - { 7 9 ^ I 

1 - 2 - > f^^^^^^ H - X i> X 'f t r y - ;p 

NMR (CDCl..^) : 2.54 (3H.s). 3.24 (3H.s). 4.14 
(2H.S). 5.30 (2H.S). 5.60 (2H.s). 6.85 (IH. 
20 d.J«7.5Hr). 6.93 ( IH. d. J -7. 5Hz ) . 7.03-7,10 

(2H.m). 7.17 (IH. t. J»7. SHz). 7.24-7.36 (3H. 
m). 7.47 (IH. d. J=8Hz). 7.51 ( IH. d. J =8Hz ). 
7.68- 7.75 (2H.IB). 7.80- 7.90 (2H.ni) 

25' 4 - i2.6-V9uu-Z - m ^ f ,v 4 I Y 
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T-fef-Zl') - N- /f-;uTi/3 t ^ 1 - 

1.2-i?yf--'U-lH-^>'X'f i^y — -'U (405nig), 
h K 7 > 1 ( 75.4mg) J: tf x ^ 7 - (4.0 

ml) ffy i jAmnzzQ^fB uamt i o It. ^ 

[ 3 - ( N - ^ «; i/ - N - y ^ -'U T S y ) -2.6- 
if^ a a ^ > 'J JU t ^ z^l -1, 2--:?yf-;i'-lH- 

>' X I r y -Ji^ ( 300Bg) i» « . 

10 NMR (CDCl,.^) : 2.59 (3H.s), 3.02 (IH.d. 

J-17HZ). 3.12 (IH. d. J-17HZ). 3.22 (3H.s). 

3.71 (3H.S). 5.52 ( IH. d. J -lOHx ). 5.58 (IH.d. 

J-lOHz), 6.82 (lH.d.J-7.5Hr), 6.97 (IH.d, 

J-7.5Hz>. 7.20 (IH. t. J-7. 5Hr). 7.23 (IH.d. 
15 J-8H2). 7.43 (lH.d.J-8Ht) 

(1) 4 - [3 - {li-Sri)i^ju-li-jt^juTs.y) - 
2 . 6 - -J ^ u a > 'J )V iC ^ i/ - 2 - ^ i- Jl' ^ > Y 

20 5f ^ y - 

NMR (CDCl,.^) : 2.61 (3H.s), 3.02 (IH.d. 

J = 17Hz). 3.12 (IH. d. J-17HZ). 3.22 (3H.s). 
5.57 (IH. d. J-lOHz). 5. 61 (IH. d. J«10Hr ). 6.92 
(IH.d, J-7. SHz). 7.17 ( 1 H. d. J -7 . 5H z ) . 7.22- 
25 7.30 (2H), 7.46 ( 1 H, d. J «7 . 5Hz ) 
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(2) 4 - [3 - { N - I) - li - ^ JU T I y ) - 

Z . % - i? u u ^ 'y iP ^ •/ '\ -l-x^/U-2- 

yf-;u- 1 ^ - ^'y X ^ f. r Y - 

NMR (CDCli.ff) : 1.40 ( 3H. t , J =7 . 5Hz ) . 2.59 (3H. 
5 s). 3.02 (IH. d. J = 17Hz). 3.12 (IH. d. J = 17Hz ). 

3.22 (3H.S). 4.14 (2H. d. J = 7. 5Hz ) . 5.52 (IH. 
d.J = 10Hz). 5.58 (IH. d. J = 10Hz). 6.83 (IH.d. 
J»7. 5Hz). 6.98 (IH. d. J = 7. SHz). 7.17-7.28 
(2H.ID), 7.43 (lH.d.J-8Hz) 
10 (3) 4 - [3 - (N-:r»Jx/l'-N-/f-/UTS/) - 
2.6->'7oa'<>'>?;U:t^i^] -l->f-/J'-2- 
7 X - - 1 H - '< >' X >f i r */ - /^ 

NMTC (CDCl,.^) : 3.02 ( IH. d. J - 1 6. 5H z ) . 3.12 (IH. 
d.J-16.5Hz). 3.22 (3H.s). 3.84 (3H.s). 5.65 
15 (IH. d. J-9. OHz). 5.70 (IH. d. J-9. OHz ). 6.89 

(IH. d. J-7. 5Hz). 7.07 (IH. d. J«7. 5Hz). 7.23 
. (IH. d. J-7..5HZ). 7.29 ( IH. t . J «7. 5Hz ) . 7.43 
(IH. d. J»7. 5Hz). 7.47-7.53 (3H.b). 7.70-7.78 
(2H.0) 

20 (4) 4 - C 3 - ( N - X -'J' - N - > f- -'U T i / ) - 

2.6--:^^on'<>-:^/W;l'^>'] - 2- xf-/i'-l- 
/f-;u- 1 E - ^ > X I T V - >i' 

NMR (CDCl,.^) : 1.35 ( 3H. I. J =7. 5Hz ) . 2.93 (2H. 
q.J=7.5Hz). 3.03 ( 1 H. d. J = 1 8H z ) . 3.11 (IH.d. 
25 J-18Hz). 3.23 (3H.s), 3.73 (3H.s). 5.53-5.65 
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(2H.D). 6.84 (IH.d. J=«8Hz). 6.97 (IH.d. 
J-8H2). 7.15-7.28 (2H.D). 7.45 (IH.d.J'SHz) 
(5) 4 - [3 - (N-^Ui^>'»'-N-yf-;u7i/) - 
2,6->'^OD-c>'v'/W:i-^f>^] -1 - ;u - 2 

5 -/f-/U-lH cyX^iry-/^ 

NMR (CDCl,.^) : 1.77 (2H.br s). 2.55 (3H.s). 

3.03 (IH. d. J-17HZ). 3.10 (IH. d. J = 17Hz). 3.21 
(3H.S). 5.30 (2H.S). 5.54 (IH. d. J=9Hz). 
5.59 (IH. d. J = 9Hz). 6.83 (IH. d. J=7Hz). 6.90 
10 (lH.d.J=7Hz). 7.00-7.10 (2H.m). 7.16 (IH.t. 

J-7Hz). 7. 20- 7.35 (4H.m). 7.43 (lH.d.J=7Hz) 

nmm s 

4 - [3 - (li-^ri)'^/U-}I-jff-JUT^/) - 

2.6-•:^^oo'<>'>'^^'^■*5^] - i.2--:>^f-;i' 

15 -iB-^'^X^^r^/'-n^i 80mg) o « ffc y U > 
(0.8ml) » SE C S ffi "C f y 5^ > ( 23.3Bg) *f J: *S * 

jf^o^f^^^T^ (^^t>f•^:^:>^>'-''^ = lO: 
20 1, v/v) vm9S.LX. i- [3- [N- ( T -t f- ^ 

-1.2-i^>f-/l'-lH-'C>'X>f>r 

y - ;u ( 75Bg) i , 

NMR (CDCli. 5) : 2.01 (3H.s). 2.58 (3H.s). 3.24 
25 (3H.S). 3.52 (lH.dd.J-17. 4Hz). 3.71 (3H.s). 
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3.80 (IH.dd. J = 17. 5Hz). 5.51 (IH. d. J = lOHz ) . 
5.58 (IH. d. J = 10Hz). 6.42 (lH.br s). 6.86 
(iH.d. J=7. 5Hz). 6.98 ( IH. d. J = 7. 5Hz ) . 7.18- 
7.29 (2H). 7. 47 (IH.d. J = 7. 5Hz) 

5 nimm e 

nnm s tmiaaz Lx . A - [3 - cn - (r-tf^/i' 

> 'J t ^ i^} 2 - >t i- f\, ^ y ^/ V - in 

ho 

10 NMR (CDCL.ff) : 2.01 (3H.s). 2.61 (3H.s). 3.24 

(3H.S). 3.51 (lH.dd.J"17. 4Hz). 3.80 (IH.dd. 

J-17. 4Hz). 5.55 (iH.d. J = 10Hz). 5.60 (IH. d. 

J«10Hz). 6.42 (lH.br s). 6.92 (IH.d. 

J = 7.5Hz). 7.16 (IH.d. J«7. SHz). 7.22-7.31 
15 (2H). 7.48 (IH. d. J«7. 5Hz) 

4 - [ 3 - - y ^ - ^. ^/ t ^ ^ ' ^ ^ " 

2, 6 - •:^^nn'<>'i^;w -1. 2 - ^ i- 

_lH-'<>X'f^^V->'U( lOOmg) , 4 - ( ^ f- /^ 
20 XT ;u ^< ^ >'^ ) ^ (55.4»g) i,* J: ^ ^ * ^^ 

T5K (Iml) OiE'&1*l^l-J:^/^-3 - (S-v^^ 
f- ;u T i y 7* D b* /U ) f} /I' ^ I K e K e ( 61 . 2Bg ) 
i> J: t;f 1 - t K o df. V h iJ T y - -'I' ( 49. 7mg) «r 

mi 4. Ccr5S-&fe$:SfflT'C3l^Htt}1'LA:<7)*,, * 

25 tloi, &itjt^u>-C-mit,ti>. 
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fife, isift-T-r^i^'^A-ciEttiL. izmfi^ i c 

i: ^^MM ^ ^ ^ V ^ y y < - {'^ 9 ^ ^ / 9 y 
- / 9 y - -CWRL-C, 4- [2.6--:?^no- 
5 3 - [ N - / f- - N - [ 4 - ( y f- ;w ^< * ) 
£/ * ^ 'J /I' ] T S / ] '< > -'W :t > i/ ] - 
1 . 2 - y f- ;w - 1 H - X 'f $ ^ y - ( 12lBg) 

* » S . 

NMR (CDCli.^) : 2.58 (3H.s). 3.02 (3H. d. J»5Hz). 
10 3. 28 (3H.S), 3.61-3.72 (4H). 3.93 (IH.dd. 

r 

J-17. 5H2). 5.52 (IH. d. J-lOHz). 5.58 (IH. d. 
J-lOHz). 6.20 (lH.br d.J-5Hz). 6.52 (IH.d. 
J-15Hz). 6.70 (IH.br s). 6.88 (IH.d. 
J-7.5HZ). 5.98 (IH.d. J-7. 5Hz). 7.22 (IH. t. 
15 J-7.5HZ). 7.30 (lH,d.J-8Hz). 7.48 (IH.d. 

J-8Hz). 7.51-7.62 (3H). 7.77 (2H. d. J -7. 5Hz ) 

l5itW7fcBaiJ-L'CJUTOfl:^»€:»*. 
(1) 4- [2.6->»^oD-3- [N->f-/u-N- 
20 C 4 - { jt ^ t )\^ ^< ^ 'y > i- ^ 9' *) JU] 

Ti/] ^ > if -t ^ 'y 1 - 2- J*^t^^>V-^^-*i- 
V — ;u 

NMR (CDCl..^-) : 2.61 (3H.s). 3.02 ( 3H. d . J =5Hz ) . 
3.28 (3H.S). 3.67 (1 H. dd. J •= 17 . 4Hz). 3.94 
25 (IH.dd. J-17. 5Hz). 5.58 (IH, d. J-lOHz ). 5.61 
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(IH. d. J = 10Hz). 6.15 (lH.br d.J = 5Hz). 6.52 
(IH. d. J = 15Hz). 6.68 (lH.br s). 6.93 (IH.d. 
J = 7.5Hz). 7.16 (IH. d. J=7. 5Hz). 7.21-7.35 
(3H). 7.46-7. 62 (3H). 7.76 (2H. d. J =7. 5Hz ) 
5 (2) 4 - [2.6-i^7on-3 - [N-^f-ZW-N- 
[ 4 - ( y f- ;w ;u ^< * ^ ;u ) > >f ;u :r »; ;u ] 
Ti/] ^ > ^ ^ '^1 -l-xf-;u-2->>'f-;u- 
1 R - ^ > X >( i 9" V — )\^ 

NHR (CDCli.fi') : 1.40 (3H. t , J = 7Hz ). 2.58 (3H.s), 
10 3.02 (3H.d,J = 5Hz). 3.28 (3H.s). 3.68 (IH.dd, 

J-17. 4Hr). 3.94 (IH.dd. J-17. 5Hz). S. 52 
(IH. d. J-ioHz). 5.58 ( IH. d. J-lOHz ). 6.20 (IH. 
br d.J-5Hr). 6.52 ( IH. d. J = 15Hz ) . 6.70 (IH. 
br t.J-SHz). 6.86 (IH. d. J-7. SHz ). 6.99 (IH. 
15 d.J«7.5H2). 7.22 (IH. t. J»7. 5Hz). 7.31 (IH. 

d.J-8Hz). 7. 48 (IH. d. J-8Hz). 7.51-7.62 (3H). 
7. 76 (2H. d. J-7. 5Hz) . , _ . : . 
(3) 4 - [2.6->'^'nD-3~ [N-Zf-zu-N- 
[ 4 - ^ / ^ ti )\^ ^ ^ i^') i/ > ^ 'f ^ "j ;u ] 

- 1 R - ^ 'y X ^ i^y-/u 

NMR (CDCl,,^) : 2'98 (3H. d. J = 4. SHz ). 3.25 (3H. 
s). 3.66 (IH. dd. J = 16. 5. 4. SHz). 3.82 (3H.s). 
3.93 (IH. dd. J»16. S. 4.5Hz). 5.66 (2H.s). 
25 6. 24 (IH. bq. J=4. SHz). 6.51 ( 1 H . d. J = 1 6 . OH z ) . 
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6.71 (IH, bt. J = 4. 5Hz). 6.93 (IH. d. J=7. 5Hz), 
7.08 (IH. d. J = 7. 5Hz). 7.25-7. 34 (2H.ni). 7.43- 
7.61 (7H.n), 7.68-7.79 (4H.in) 

5 BP : 178- 19ir 

NUR (DMSO-d,. * ) : 2.80 (3H. d, J=4. SHz). 3.16 
(3H.S). 3.53 (IH. dd. J«16. 0. 5.5Hz). 3.82 
(IH. dd. J-16. 0. 5.5Hz). 3.97 (3H.s). 5.58 
(IH. d. J-10. OHz). 5.62 ( IH. d. J - 10. OHz ) . 6.89 
10 (IH. d. J-16. OHz). 7.41 (lH.d.J-16. OHz). 7.37- 

7,49 (IH.B). 7. 60-7.73 (7H.b). 7.81-7.94 
(6H.B). 8.37 (IH. t. J-5. 5Hz). 8.52 (IH. q. 
J-4.5H2) 

(4) 4- [2.6-y^bo-3 - [N-yf-;u-N- 
15 [ 4 - { jf i- Ji' A n"^< ^ ^ ) /I' ^ ] 

1 H X >f- = -r f -"-.^ 

NMR (CDCl,.^) : 1.36 (3H. t. J-7. 5Hz). 2.93 (2H. 

q.J-7.5Hz). 3.02 (3H. d. J = 4. 5Hz ). 3.27 (3H. 
20 s). 3.66 (lH.dd.J-4. 18Hz). 3.73 (3H.s). 

3.93 (lH.dd.J-4. 18Hz). 5. 53-5. 64 (2H.b). 

6.17 (iH.q-like). 6.52 (IH. d. J = 16Hz). 6.68 

(IH.t-like). 6.86 (lH.d.J=8Hz). 6.98 (IH.d. 

J-8Hz). 7.21 (IH.t.J-SHz). 7.30 (IH.d. 
25 J-8Hz). 7.46 (lH.d.J»8Hz). 7.54 (2H.d. 



wo 96/04251 



PCT/JP95/01478 



106 

J'8Hz). 7. 59 (IH. d. J = 16H2). 7.75 (2H. d. 
J=8Hz), 

NMR (DMSO-d.. ^ ) : 1.27-1.37 (3H. m). .2. 78 (3H. d, 
5 J = 4.5Hz). 3.12 (2H. q. J = 7. 5Hz). 3.15 (3H.s). 

3. 84 (IH, dd. J»4. 5. I6Hz). 3.95 (3H.s). 5.53 
(IH. d. J«10H2). 5.60 (IH. d. J = 10H2). 6.86-6.97 
(IH.m). 7. 37-7. 49 (2H.b). 7.49-7.78 (4H.in). 
7.78-7.91 (4H.B). 8.38 (IH.t-like). 8.52 
10 (IH.q-like) 

(5) 4- [2.6--:^^nD-3 - [N-/f-;V-N- 
[ 4 - i / i- JU /J JU ^< ^ ^ JU ) > t ^ 4 \) )\, •\ 

T i / ] ^ > 'J ii' it ^ '^1 - I - - 2 - / f- )V 

15 NMR (CDCli.ff) : 2.54 (3H.s). 3.00 ( 3H . d. J -SHz ). 

3.27 (3H.S). 3.66 (lH.dd.J*17 and 4Hz). 3.94 
. :• .. -: : • (lH; dd. J-17 and SHz). -5. 30 (2H:. s). 5. 53 (IH; 

d.J-9Hz), 5.58 (IH. d. J-9Hz). 6.26 (lH.br q. 

J-5Hz). 6.50>(lH.d.J-15H2). 6.70 (IH.t. 
20 J = 5Hz). 6.86 ( 1 H . d. J = 7H z ) . 6.91 (IH.d. 

J'7Hz). 7.02-7.10 (2H.ffl). 7.17 (IH.t. 

J«7Hz). 7.24- 7.36 (4H.fli). 7.44-7.61 (4H. 

ffl). 7. 70- 7. 79 (2H. b) 
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NHR (CDCl ,-CD,OD. ^ ) : 2.89 (3H.s). 2.95 (3H.s). 
3.27 (3H.S). 3.77 ( IH, d. J = 17Hz ). 3.88 (IH.d. 
J«17Hz). 5.51 (lH.d.J-9Hz). 5.58 (2H.br s). 
5.60 (IH.d. J=9Hz). 6.65 ( IH. d. J = 15Hz ). 7.10 
-7.25 (4H.m). 7.32-7.41 (2H.b). 7.45-7.60 
(7H.B). 7.76 (2H.d.J-9Hz) 

(1) 2-T5>'-3--Ko7*>'-''>' (10 g) 
f. ;u rf-Wb A T 5 K ( 100b 1 ) » JS * ?t T » ^> 'i 
J. (17. 9g) * m , |5IfflT30^IBUtff L fi{k4 
- Jt |»#->^>>^;i^ (10.7g) ^ftll, 7k?»TT 30^ 

>'-c*jiiaia, >'«j;&r-^.;&7^7o-5'h^77-f (»k 

ir^ cmAittX. 2 - (4-^h^f'>'<^'i''«'^*S') 
" - 6 - - > o T O'i' ( I3.6g fc'K^'»« "» t j- 'C^ 

op : 103T: 

NMR (CDCl,.^) 3.84 (3H.s). 5.04 (2H.s). 6.43 
(2H.br. s). 6.59 ( IH. t. J -SHr ). 6.87-7.01 (3H. 
m). 7.28-7.40 ( 2 H . b r . d . J = 9H z ) . 7.74 (IH.d. 
J-8Hz) 

(2) 2 - { A - h ^ ^ > '-^ ^ ^ '-^ ) _6--=-}-D 
T .=. U > ( 3 g ) O B^tt { 6 bD - X ^ / - ;u ( 24b1) 
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iSStlJ* (3.06g) iiljat. 3^E!iafl£-r4. ^fS^i 

5 X f- ;ux - T ;i<-?»5|5 4l: L -C,- 2 - T i / - 3 - (4- 
jt 3^ ^ > ju 7t ^ ) r =■ ^) > ( 2.25g ) i> o 

mp : 127. ir 

NMR (CDCli.ff ) : 3.43 (4H.br. s). 3.81 (SH.s). 
4.98 (2H.S). 6.40 ( IH. d, J -8Hz ) . 6.48 (iH.d. 
10 J-8Hz). 6.66 (lH.t.J-8Hz). 6.91 (2H.d. 

J = 9»z). 7.35 (2H.d.J-9Hz) 
(3) 2-Ti/-3- (4->h^5/-;>i? # V ) 

U > (l.lSg ) <7)»it (12ml) »"fflE IC M fflTlt"#" 
L^(:*'f>3l-'>'l-7'°t:^>*h'ixf-;u ( 994mg) iD 

15 -«ttff-r4. L« « «[ 

' ^ A S i. tf -ft. fi T f* -f, Je i* T ^ J?' 

»a«:a*L-C2-xf-;i.-4 - (4- 

20 ( 900flig) K €l » ^ i: t T t# i • 

np : 73. 8 - 77. gt: 

NMR (CDCl ) : 1 . 40 ( 3H. t . J =7 . 5H z ) . 2. 91 (2H. 

q.J=7.5Hz). 3.82 (3H.br. s). 5.00-5.35 (2H. 
n). 6.57-7.20 (4H.0i). 7.26-7.43 (IH.n). 7.38 
25 (2H. d. J-9Hz). 9.11-9.52 (IH.m) 
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(4) 2 A - {A Y^i^-<y'^^^t^'>) 

^lll-.^'yX>(l^'/-^^ ( 282Bg) , r o * B^K X 

(184mg) XX/^fSt^ ^ ^ (414mg) «7) / ^ 
d-WUATS K (3ml) Sa«:2l$ia««^L/^a. RBdS 

iifa<tffi*'c«feft L, tttt^^r;^ v--^ mm 

. J, I. = I : 2-2 : 1, v/v) -CWKLT, 

1 - X h * •> X; A- - ^ f- 'I' - 2 - X ^ - 4 - ( 4 

;k ( 245ng) © ^ i: I' 1* * • 

mp— :-l-12-.-lX : 

NMR (CDCl..^) ' 1-25 (3H. t. J -7. 5Hr ). 1.42 (3H. 
t.J-7.5H2). 2.86 (2H.q.J-7.5H2). 3.80 (3H. 
15 s). 4.20 (2H.Q.J-7.5Ht). 4.78 (2H.s). 5.30 

(2H.S). 6.18 (lH.d. J-7.5HZ). 6.29 (IH.d. 

" ^ '*^' ' 

J-7.5H2). 7.42 (2H.d. J-9HZ) 
(5) KSWllt 1 -X |. ->/^/w:K^/u^ 

20 f.,u-2-Xf-;W-4-tKoif->-lH-'<>X^c 

^ y — ;u 1* 4 . 

op : 148. 2- 150. 5^ 

NMR (GDCl,.^) : 1.25 ( 3H . t . J »7 . 5H z ) . 1.36 (3H. 
t.J-7.SHz). 2.90 (2H.q.J=7.5H2). 4.22 (2H.q. 
25 J-7.5HZ). 4.78 (2H.s). 6.73 ( 1 H. d . J =8H z ) . 
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6.79 (IH.d. J = 8Hz). 7.14 (lH.t.J = 8Hz) 

(1) 3-^>-:^;U5j-if->-N-y^^l'-2--hoT- 
y ( 453.3nig) , SO%/^y-f^ (6.8ml) , ^n^&it 
5 ( 13.6mg) >• i VJ^JK (13.6(ng) <^S^iftC70r 

V h V f > I ( 255. 6 I) ^iSTL, PlfiTS 

:i-:Jfi'-N--^f-^l'T-U> ( 348. 9mg) Wi', 
op : 79- SlTC 

5 NUR (CDCl,.^) : 2.87 (SH.s). 3.43 (3H.bs). 5.07 

(2H.S). 6.40 (IH. d. J-7. SHz). 6.49 (IH.d. 

-i.-.A- .J-7. 5K-Z). .;;6.80 (IH. t. J.-Z;..pz).. 7,2^^ , 
(SH.b) 

(2) 2 - 75 / - 3 - ^>-:^;u:t#x-N-/f-/l'T- 
20 > (318.5ing) <7) » » (3.2nil) S « T h 7 ^ -'V' 

>j-;uh;>-?K-f-h ( 223/ii) t^ariDi, 41^ ram 

25 -Cl£*-r4. S«E^9*L"C. 4--c>y/u:f>i.-2 
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_^ hifi/ - 1 - /f-vi'- lH-'<>'X'f I f Y - 

( 273. 3mg) ^ 4 . 
fflp : 98- 1021: 

NMR (CDCl,.^) : 3.53 (3H,s). 4.22 (3H.s). 5.40 
5 (2H.S). 6.63 (lH.d.J«7.5Hz). 6.77 (iH.d. 

J-7.SHZ). 6.99 (lH.t.J«7.5Hz). 7.22-7.41 
(3H.m). 7. 45-7. 52 (2H.b) 
(3) Ki£ Wilt ' 4 - t K D ^ - 2 - ^ h 

df. ^ _ 1 - / ^ - 1 H - X >f ^rV-f^^^i*^ 

10 op : 226- 229r 

NMR (DMSO-d..^) : 3.48 (3H.s). 4.08 (3H.s). 

fi 49 flH.d. J«7.5H z). 6.76 ( 1 H. d. J «7 . 5Hz ) . 

6.88 (IH. t. J-7.5HZ). 9.39 (IH.bs) 

15 (1) 3 t U-C. 1 - (^EHttrf^^Ui'Tx 

=^ )V ^) n^it ^ ^ ^ f^) - 2.6--:'^oo-3- 

' i: N - V f^Vv- - 1^ :^ W 7 Vvt ^ rr -fe f- ;w )-T 5V ] 
- 1 - ( ?^ = » r ^ 7 X - ;u V U /w * ^ > f- ''l' ) 

20 _2.6 — y^o^'^'^'^'^^^^* 

NMR (CDGl,. y ) : 1.05 (9H.s). 2.94 (IH.d. 

J-17HZ). 3.09 (IH.d. J = 17Hz). 3.20 (3H.s). 
4.93 (2H.S). 7.18 ( 1 H . d. J -8H r ) . 7.35-7.49 
(7H.ni). 7.69-7.77 (4H.id) 

25 
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^ i- j\^T I / ) - 1 - ( H « r f- vi- 7 X ^ ;u -> "J 
it ^ J' 'f- ) - 2.6-i^^°°^>-^>^^ - 

5 T' f- ;i/ 7 X - X U 5i- X / f- ^^ ) 2 . 6 - ^ 
n n - 3 - [ N - / f- ;u - N - [ 4 - ( / ;u ;P ^< 
^ >f ;u ) •> -f ^ 'f /I' ^ U •> ^^ ] T i / ] -tr >- * ^ 

mp : 219- 222X: 
10 NMR (CDCli.ff) : 1.05 (9H.s). 3. 02* (3H. d. J-5Hz ). 

3.21 (3H.S). 3.56 (IH. dd. J»17. 4Hz). 3.93 
(lH.dd.J-17. 5Hz). 4.91 ( IH. d. J -lOHi ) . 4.98 
( 1 H . d . J - 1 0 H rTrT.'l 5 ( 1 H , b r d . r^'HT)"r~Br5"l 
(IH. d. J-lSHr). 6.63 (lH.br s). 7.19-7.28 
15 (2H.B). 7. 32-7. 48 (6H.b). 7.50-7.60 (3H.id). 

7.68-7.78 (6H.B) 
. (3 ) ,1 — ,(.!^ H »- Xf- 7 X - ;u i^ ]} ^ J^ K/^-L. 

;u) - 2. 6--:^^oo-3 - [N-yf-/U-N - [4 
- ( / f- ;u * -'i' ) •> >' >f ;w ^ ] T i 

20 / ] ^ > > ( 17. 6 g ) O -f h 7 h K o 7 7 :^ (138ml) 

jRa5ai-. iMTh7r^/wT>'*-';^-i-7/u5r'JK<7) 

•f|-7bKo77>Siff(38.4ml) IJ^ 

>-C*JRf4. lNStt.tt«)^»*«^'"'J'^-^*'5 
25 ?ai^c«'>T7K-c«i^:iJfei*U,att^:?'*i''>-^'C'«£«i" 
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gjK^SiL-C. 2.6-i^^no-l-bKn4f 

( 8. 142 
5 Dp : 207- 21ir 

NMR (DMSO-d.,^ ) : 2.79 (SH.d.J-SHz). 3.11 (3H. 
s). 3.47 (lH.dd.J-17. 4Hz). 3.77 (IH.dd. 
J.17. 5Hi). 4.74 (lH.d.J = 5Hz). 5.34 (iH.t. 
J.SHt). 6.87 (lH.d.J»15Hz). 7.40 (iH.d. 
10 J-15H2). 7. 59-7. 68 (4H.ai). 7.85 (2H.d. 

J-8HZ). 8.29 (lH.t.J-5Hi). 8.48 (iH.d.J-SHz) 
(4) . ■ 6 - o n - 1 - b K o»^^ ^/t- - 3 - 

tN-z^A—N- [4- (>f-;u/^^'<*^'^) 
^^.f •) TW] ^y^-^ (8. log) <r>'Ji7 

15 uv, ^ 9 > (81.1) h y ^ > 

(5.66g ) ij j:i^iaiifl:is>t« (8.95g) «r or-rHDi. 

^ 7 X 7 ^ (1.42g ) ^t.VB%{t^% 

(2.39g) fcKl^ioi^ 2l*ia««'1-4. RlciE^«r«: 

jjfettL. ^^^^ 

ft X ;w T e A ^fc t T . * <l: 2 . 6 - 7 o o - 3 - 

t N -J- - N - [ 4 - (> f- ;w * ^ ) ^ > 
25 f-:€^;w^') v'/t.] T 5 / ] -o":^^*- (6.40g ) «r K 
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le B^B i: L -C ^ ^) . 

mp : 211.6- 216. Sr 

NMR (CDCl,.^) ' 3.02 (3H. d. J =5H2 ). 3.27 (SH.s). 
3.62 (lH.dd.JM7. 4Hz). 3. 92 (IH. dd. J = 17. 
5 5Hz). 4.78 (1.2H,s). 4.90 (O.SH.s). 6.15 

(lH.br d.J = 5Hz). 6.51 (IH. d. J = 15Hz). 6.67 
(lH.br t.J = 5Hz). 7.29 ( IH. ove rl apped with 
H.O). 7.45-7. 62 (4H.b). 7. 76 (2H. d. J -SHz ) 

10 (1) 2 . 6 - >^ / f-^«''< ^ ■^^''T'^^ 3 (17.1g ) i»* 

y t* y > ( i7ng) ttat. 7or T- 5 1* la Jf «i t 5 . R 

15 «tt t-C, 2 . 6 - i^V f-^l-O- (22.5g ) * 

, NMR (CDCl ,., f ) ^>,2. 07, (3H. S), 2. 38 (6H,^ 

{2H.S). 7.05 (2H.d. J=8Hz). 7.15 (lH.t.J=8Hz) 
(2) (70b1) aaV^fSt (35al) ^ iS ^ S « 

20 «tt1^-ta 3 ;Jcfa«J (34. 2g) P^it'^VUat. tt¥^l 
t,t<h. 2 . 6 - y > ^ -^'^ (21.0g ) ^^i 

Tlctttt (2l»l) ^Jit/ftK (lOBl). iSK S:30^ia*Mt-C 
SB T 1-4. I5]i£-C30^H, (^t>-r-^a-C30^PJtt«' L/C 

25 i t^fte*'^»*i* • 6£ tt ^ ^ ^ -> '> 
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NMR (CDCl,.ff) : 2.08 (3H.s). 2.47 (3H.s). 2.50 
5 (3H.S). 5.22 (2H.S). 7.18 ( IH. d. J«8Hz). 7.69 

(lH.d.J-8Hz) 

(3) »«i 2 . 6 - 5^ y ^^l' - 3 - - h n -c> i^/l. (26.9 
g ) ^ y _;U ( 266ml) iStttllN^Jcttft-^MJ'^ 

(i33bi) ^sfiTioi. so^nnw-r i o r 

10 JoiR'S-14fC*«:lDi, ^OLLf^itKi^ir^Lt:. 2. 

6 - / f- - 3 - — J. o T 3 - '^ (18.0 
g-)— ^-jife-g--fe-fe-.';lj:_L -C ^» S , 

fflp : 99- 102t: 

NMR (CDCl,.^) : 1.44 ( IH. t . J -SHi ) . 2.50 (3H.s). 

15 2. 56 (3H.S). 4,82 ( 2H. d. J -5Hz ) . 7.17 (IH.d. 

J-8Hz). 7.66 (IH.d. J-8Hz) 

(4) -ft 1^ Z. IRV^ 5? 7 X > V *y w i zg:tk ) ^ v 

jt i- 7ti /U j: T I K ( 90b 1 ) » » C 2 . 6 - 5? > f- - 
3 _:=. f. V ^ > fl' T ^ — (18. 4 g ) ^ Ad i » 
20 T 'f 5 r V - ''^ ( 8.99g ) in 4. * . PI iST 15^10, Ik 
t»TSaT3I^IHtt»a. *SriOi4. »Kxf-/u-C« 

;^>":'-^^t^^£«l^■«:4. »airS^t-c, i - (1^h« 

r 7 * - /J' 'i ^l' * ^ ^ ^ ) - 2 . 6 - > 

25 f-yu- 3- — ho^i'-lf:^ (46.67g) 
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NMR (CDCl.. S ) : 1.03 (9H.s). 2.20 (3H.s). 2.38 
(3H.S). 5.73 (2H.S). 7.06 ( 1 H. d. J =8H z ) . 7.33 
-7.49 (6H.ni). 7.58-7.73 (5H.id) 

(5) 1 - {i^r3«ir^;w-:;7x-;u>' 'Mi-^rif ->>^ 

;u ) _ 2 . 6 - ^ ^ - 3 - ^ h o ^ X -fer > ( 42g ) 
if i t;f a <k T > * ^ ^ ( 4.2 g ) (7):c^ / -J^^ (3780.1 ) 
fc'il^* (42B11) «*'!B»aJ^. 50r-C» (7.0g) 

6 i^iaast-r s (^^w'-« ^ 7.og ) 2 EiiiDD 
-r*) . :^s«rfc^*»^ rmmmt. a^c*^* 

- (42.8g) 

15 i t L -C » ft . 

NMR (CDCl,.^) : 1-04 (9H.s). 2.09 (SH.s). 2.11 
- :i. r r. r ,(3H,. s). .3.48 (2H. br s). 4. 70 (2H. s). 6. 58 
(lH.d.J-8Hz). 6.71 (lH.d.J=8Hi). 7.33-7.48 
(6H.»). 7. 66-7. 73 (4H.ni) 
(6) 3 - T 5 / - 1 - T/u 



10 



20 



^ if -> > ^ ) - 2 . 6 - / ^ ^ (42. 4 g )<n 

f 'j > ( 17. 2 g ) a X X/ ^ * ^ T i K ( 212 

T-t^-'i' (25.6g) €: iO i . I5lfi-C- 1 l^rantft't i 0 R 
25 Jcffi-g-ISIH-*^ in Iffib L/;itei4l?rir5e L, T -fc h 
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^ h 'Mw T- jjfe m L T . 1 - (lg Z » r ^ 7 X - ;u 

g :t ^ -> > f- >'^ ) - 2 . 6 - / ^ ^^ - 3 - ( 7 /i' 

> h' T -t i- Ji^ T I y ) ^ > > (59. Ig) i&iSfe^a" 

5 fflp : 207- 210r 

NMR (CDCI,.^) : 1-02 (9H.s). 2.12 (3H.s). 2.19 
(3H.8). 4.52 (2H.S). 4.70 (2H.s). 6.95 (IH. 
d.J-8Hz). 7. 25-7.50 (7H.b). 7. 63-7.80 (6H. 
m), 7.86-7. 96 (2H.b) 
10 (7) 1 - ( » = «7 ^ ;u V? 7 X - ;U X 'J ;U =^ 

;u ) - 2 . 6 - 5^ / ^ - 3 - ( 7 ^ ;w >f i K T -fe f- ^^ 

T z y ) > > ( 57. 4 g ) i» J: y » X fb ^^ K 'J A 

( 4 . 78 g ) <7) > f- ;u * /w T S K ( 287b 1 ) + fi 83 itt 
, ^Jc T 3 -ft ^ (I5.5g) ^fc«TL, Riaris 

7 * - ;w -> y -'W * ^ > f- ^l' ) - 2 . 6 - > f- - 3 

20 y] > -tr > (28.18 8 ) * *s e «■ t t -c » 5 . 

mp : 180- 182*0 

NMR (CDCl,.^ ) : 1.04 OH.s). 2.21 (3H.s). 2.27 
(3H.S). 3.17 (3H.S). 3.82 ( IH. d. J -17Hz ) . 
4.12 (IH. d. J-17HZ). 4.78 (2H.s). 7.09 (IH. 
25 d.J-8Hz). 7.15 (iHTd. J-8HZ). 7.34-7,49 (6H. 
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m). 7.65-7.73 (6H.ni). 7.80-7.88 (2H.n) 

(8) nn^rn s tmmiz Lx . 1- (igz«r^;uv?7x 

- ;u U :t ^ -> / f- ''^ ) - 2 . 6 - v' ^ f- ;w - 3 - 

5 NMR (CDCl,.^) : 1.03 (9H.s), 2.02 (3H.s). 2.22 

(3H.S). 2.82 (iH.d. J = 17Hz). 3.09 (iH.d. 
J-17HZ). 3.15 (3H.S). 4.72 (2H.s). 6.92 (IH. 
d.J-8Hz). 7.01 (IH.d. J=8Hz). 7.32-7.49 (6H. 
m). 7. 62-7. 70 (4H. a) 

10 (9) nnmi tmiSki^Lx, i - (»H»r^;w-:^7 x 

- ;u * y f- /^ ) - 2 . 6 - > ^ /i^ - 3 - 
(N-r•^•>/^-N-yf•-'^TS/') ^ > > t (E) 

~3 - ( 6 - T •t>"7irT"r/~e~'r-:^~5^^"3~=^"vi^")~T-^- 

'j/Hft«:RJi5$-«:"C, 3 - [N - [ (E) - 3- (6- 
15 7 -t f- ;u T c / f y - 3 - ^i' ) 7 ^ n >f ^ i; 

: ; , , 7 * - ;u «; 31: # > / ) - 2 . 6 - X f- 

mp : 200- 202X: 
20 NMR (CDCl..^) : 1-05 (9H.s). 2.04 (3H.s). 2.21 

(3H.S). 2.26 (3H.S). 3.20 (3H.s). 3.52 (IH. 

dd.J = 17. 5Hz). 3.87 (lH.dd.J = 17. 5Hz). 4.73 

(2H.S). 6.45 (IH. d. J«15H2). 6.69 (lH.br t. 

J»5Hz). 6.98 (IH. d. J=8Hz). 7.07 (IH.d. 
25 J«8Hz). 7. 35-7.47 (6H.o). 7.64-7.71 (4H.m). 



10 
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7,84 (IH.dd. J = 8. 3Hz). 8.06 (lH.br s). 8.21 
(lH.br d.J-SHz). 8.35 (lH.br s) 
(10) U^miB- (3 )t Pl^t:: LT, 3 - [N - [(E) 

_ 3 _ ( 6 - T -fe ^ T i / b* - 3 - ) r ^ 

5 ^) V >f ;w r .J v-yi^ ] - N- Zf-Z^Ti/] -1-tKo 
op : 215- 216r 

NilR (CDCL.ff) = 1.64 (lH.t.J"5Hz). 2.21 (3H.s). 
2.30 (3H.8). 2.48 (3H.s). 3.24 (3H.s). 3.62 
(lH.dd.J-17. 5Hz). 3.82 (lH.dd.J-17. 5Hz). 
4. 78 (2H.d. J-5HZ). 6. 45 (IH. d. J-lSHz). 6.75 

( lH.br t.J»5H»). 7.01 ( IH. d. J -8Hz ) . 7.12 

(lH.d.J-8H2). 7.50 (iH.d.J-lSHz). 7.84 (IH. 
dd.J-8. 2Hz). 8..13 (lH.br s). 8.21 (lH.br d. 
15 J-8HZ). 8.35 (lH.d.J-2H2) 

(11) Kawie - (4 )fc |51»J^ t «{b 3 - [N - 
^ (E ) - 3 - ( 6-^ r Mr f- Ji^ T t / t^-'J 5^ > - 3- 
ju ) r 7 ^ '-^ '^'^ - N - / f- T 5 / ] 

2 ^ ^ - 'J / ^ > '-^ ^ ^ ^ » 
2.0 NMR (CDCl..^) 2.22 (3H.s). 2.28 (3H.s). 2.46 

(3H.S). 3.25 (3H.S). 3.60 (lH.dd.J-17. SHz). 
3.82 (lH.dd.J«17. 4Hz). 4.55 (2H.s). 6.46 
(iH.d. J-15HZ). 6.71 (lH.br s). 7.03 (IH.d. 
J.8HZ). 7.13 (IH.d. J-8HZ). 7.51 (IH.d. 
25 J.15HZ). 7.84 (IH. dd.J-8. 2Hz). 8.13 (lH.br 
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s). 8.22 (lH.br d.J=8Hz). 8.36 ( IH. d. J =2Hz ) 
iSfifWlS 

3 - [N - [(E) - 3 - ( 6 - i / f; 

zj'y - Z - ^ ju) T :7 U o ;w ^ 'i /^ ] - N - / ^ 

y-^ y ( 69mg) i h U x f- ;P T i ^ (20.4mg) (n 
^ity^^> (4.2ml) »ffiC7fc?frTe<l:^ i^^l' (21.2 

mg) itat^ piia-cio^ia, ife is tts^ ra ttfi* t 

«:a*U-C, fi<k3 - [N - [ (E) - 3- (6-T-t 
f. /u T 5 y f 'J :^ - 3 - 'f ) T ^ o /I' ^ 5^ 
;w ] - N - / f- T 5 / ] - 2 . 6 - ^ /i- i^^i"" 
i,-J:tf3 - [N - [ (E) - 3- (6-T-t^yUT£/ 
15 t* U > - 3 - ) T 7 y o >f /u ^ ') X ^l' ] - N - X 
f-;uT5/] - 2.6-•:'>f•^^-l - (/f-;v^;u* 

;u 3)- X X /i' ) .'^ >- "If > O S -0- % ^: ,S S . 
«i£Wl9 

3 - [N - [ (E) - 3- (6-7-fe^/WT$/h-') 
20 > - Z - ^ f^) 7 ^ U o ^ :r >) ] - N - / ^ /i- 

> -If y ( 2000.8 ) <r> Vl- ;u A 7 5 K (2ml) iS ffi 

tc, 0 r h 'J xf-;i/7 5 > ( 136. l^i I) H XV^it 
/•^yu (52. 9^1) f:1ja ^ iZ I ^ VS ^ m 
25 IRfMfltffi-*. RloiS^tt'-. 7Do*;i.Ai,-j:i/tt 
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^j^lfcTjcR-^h'^'^'^*^^**"^^ ^^^^^^^^^ 

S 3 - C N - [(E) - 3 - ( 6 - 7 -t ^ T 5 / f 
5 »j > - 3 - ) 7 ^ U o 'f ^l' ^ ^ - N - / f- 

;w 7 * / ] - 2 , 6 - / i- '-^ ( 191. Omg) i: iHi 

BP : 217. 5- 220. St 

NMR (DMSO-d.. ) : 2.11 (3H.s). 2.28 (3H.s). 
10 2.43 (3H.S). 3.09 (3H.s). 3.41 (IH.dd. 

J-16.5. 5.5Hz). 3.60 (IH. dd. J = 16. 5. 5.5Hz). 
4.84(2H.s). fi 76 (IH.d. J-lS. OHz). 7.21 (IH. 



d.J-8.5Hz). 7.27 (IH. d. J-8. 5H2). 7.37 (IH.d. 
J-lS.OHz). 7.98 (IH.dd. J-8. 5. 1.5Hz). 8.11 
15 (IH.d. J-8. 5Hz). 8.17 ( IH. t. J -5. 5Hz ) . 8.47 

(IH. d. J-1. 5Hr) 

(1) 1lttW7 fcISI«CL-C, 1 - (»H»rf^;w£^7x 
=. IV i; ;u 5!- * ^ f- ^^ ) - 2 . 6 - > - 3 - 
20 (N-r'J•>-'^-N-/f•>'^74/)'^>'-^^^i:4- 

( > ;u ^< ^ 'f ^1- ) « A » * R 5 "^^ 1 - ( * 

^ Ift 7" f. ;U 7 * - /V' 'i" * ^ '"^ ) -2.6- 

^ ^ ;p - 3 - [ N - C 4 - ( / ^ * '^ ) 

25 ^ ^ . 
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op : 204- 208TC 

NMR (CDCl.. ^ ) : 1.05 (9H.S). 2.05 (3H.s). 2.26 
(3H.S). 3.02 (3H.d.J«5Hz). 3.20 (3H.s). 3.52 
(IH. dd. J = 17. SHz). 3.87 (lH.dd.J = 17. 5Hz). 
5 4.73 (2H.S). 6.16 ( IH. b r d, J = 5Hz ) . 6. 51 (IH. 

d.J-lSHz). 6.69 (lH.br t.J-5Hz). 6.98 (IH.d. 
J-8Hz). 7.06 (IH. d. J»8Hz). 7.35-7.48 (6H.m). 
7.51-7.60 (3H.in). 7. 65-7. 80 (6H, o) 
(2) U&miS- {Z )i: IX . l-hh'r^^z^J'i- 

10 ;u - 2 . 6 - 2^ y ^ ^l- - 3 - [ N - [ 4 - ( > ^ XT ;W 

* ;w ) -> > >f ;u :r >; •> ] - N - / T c 



mp : 261- 263lC 

NMR (DMSO-d..^) : 2.27 (3H.s). 2.40 (3H.s). 
15 2. 79 (3H.d. J-5HZ). 3.08 (3H.s). 3.43 (IH.dd. 

J-17. 5Hz). 3.65 (IH.dd. J-17. 5Hz). 4.53 
. . . •. .. (2H. d. J-5H2); .4. 88 (IH. t. J-5Hz). 6.89 (IH.d. 

J-lSHz). 7.15 (2H.S). 7.41 ( 1 H. d. J - 1 5Hz ) . 
7.64 (2H.d. J-8Hz). 7.85 (2H. d. J =8Hz ) . 8.21 
20 (lH.br t.J-5Hz). 8.48 (lH.br d.J=8Hz) 

(3) 9L&m\Stm¥kiZLX. «{t 2 . 6 - i^/ ^/l'- 3 

- [ N - C 4 - ( > ;w ^^ * ) ^ ^ 

i; /u ] - N - > T $ / 3 y i> t ^ i> . 

mp : 232X: 

25 NMR (CDCl,.ff) 2.29 (3H.s). 2.46 (SH.s). 3.03 
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(SH.d. J-SHz). 3.24 (3H.S). 3.59 (lH.d.J = 17 
and 5Hz). 3.82 (lH.dd.J'17 and 4Hz). 4.67 
(2H.S). 6.20 (iH.m). 6.50 (IH. d. J = 15Hz). 
6.70 (iH.d. J=5Hz). 7.04 (IH. d. J-9Hz ). 7.14 
5 (lH.d.J = 9Hz). 7.50-7.60 (3H.ni), 7.75 (2H.d. 

J*9Hz) 

1 - X h it -> rff - ^^ > ^ 't' - 2 - X ;w - 4 - h 
K o =3? - 1 H - X'f 5 r ( 140»g) HI V 

10 ||<b2.6->'7oo-3- CN-/^^W-N- [4- 

( y f- ;w ;!r ;w * -f A' ) 2/ > -f * 'f ^ ^ ^ ' 

y-]-^--:^ ij }v ( 289Bg) <n / f- ;w d-wt^ A T S K ( 3 al ) 

»»c*?^Tet«t;> y (Ii7.g) €rlni. ^iar30 

t 7 5^ V O -9^ VVVV^f " ( 5 % ^ ^ y - - » 

«txf-;w) -CWKL, i;^ y r a t:/ux-T/uT»5|5{t 
LT. 4 - [2. e-i^^'oo-S - [N-Z^/i-- 
20 N - [ 4 - ( / f- 7W * ;u /< * >f /^ ) V > -^ ^ ^ 'i- ^ 

;H T 5 y ] -ex * ^ -> 3 - 1 - x h if •> ^ ;tf 
^,w/^>u- 2 - x^;v- 1 ^'^vXA 

( 3l7Bgy ^ i« K ft OB <^ t ^ * • 
NMR (CDCl,.^) : 1.26 (3H. t. J «7. 5Hz ) . 1.34 (3H. 
25 t.J-7.5Hz). 2.86 (2H. q. J -7. 5Hz ) . 3.00 (3H.d. 
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J=5Hz). 3.25 (3H.S). 3.66 (lH.dd.J=17 and 
4Hz). 3.92 {lH.dd.J = 17 and 5Hz). 4.22 (2H. q. 
J=7.5Hz). 4.80 (2H.S). 5.57 ( 1 H . d . J = 9H z ) . 
5.61 (iH.d. J»9Hz). 6.26 ( IH, br. Q. J = 5Hz ). 
5 6.53 (iH.d. J-15Hr). 6.70 (lH.dd.J = 5 and 

4Hz). 6.85 (IH.d. J=8Hz). 6.89 ( IH. d. J -8Hz ). 
7.19 (IH. t. J = 8Hz). 7.29 ( 1 H . d. J =8Hz ) . 7.46 
(IH.d. J«8Hz). 7.52 (2H.d.J=9Hz). 7.57 (iH.d. 
J»15Hz). 7.74 (,2H.d.J«9Hz) 

10 nmmio 

4 - -C 2 . 6 - y ^ o o - 3 - [N - > f-^^ - N - 
t 4 _ ( / f. ;w ;u ^ >f ;w ) -> -^ * >f ^^ ^ •> ] 

^;W-2-X^/U-lH--^>X>f ^rV-J^ (270«g) 

( 0. 440.1 ) tJai, ik»frTT2 «FlB«fHtt. iNfitt 

.x-mm^i^n^ tisflE*f.^-r *., ^«^99%t^ h 

i b ;u -c » fl: L -c, 1 - * * * ^ ^ - ^ - 

f2.6--:^^no-3 - [N-/f^^^-N - [4- 

20 ( y ^ ;u ;w ^< ^ >f •> v ^ * ^ 'J ^ 3 ^ - 

/ ] JUH- if->]-2-x^;w-lH-'<vX^5 

^^/-;u ( 280ag) «:i!ftRfeia«=i: LT^^i. 

NMR (DMSO-d.. ) : 1-26 ( 3H . t . J =7 . 5H z ) . 2.78 
(3H. d. J-5HZ). 3.15 (3H.s). 3.34 (2H. 
25 overlapped »ith H,0). 3.54 (lH.dd.J-17 and 



10 
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5Hz). 3.83 (lH.dd.J'17 and 4Hz). 5.16 (2H. 
br.s). 5.55 (2H.S). 6.87 (IH. d. J = 15Hr ). 7.24 
(2H.br. s). 7.43 (IH. d. J«lSHz). 7.64 (2H.d. 
J-9Hz).7.80 (IH.S). 7.88 (2H. d. J«9Hz). 8.36 
5 (IH.t. J-SHz). 8.52 (lH.q.J-5Hz) 

1 - 71. ^ -> > f- - 4 - [ 2 . 6 - ^ n o - 3 
- [N-^f-^l'-N- [4- 

xf-;u-lH-'<>'X>f5r ( 60»K) ; ^ ^ 
T i yi^fStiS. (11.2mg) , 1 -X^/L - 3 - ( 3 - 

1 _ t K o if v'-o- b y T ( IS.emg) ^ f- 

5H1 » * K 'J * » « » ^ * ^ ^ * 

4 - [2.6--:^^on-3 - [N-^f-^U-N- 

,; 4 _ ( / ^ ;w ;U ^ -f ) J/ -^ * ^ ^^'^ ^ 
y ; y ] ^ 5f # ] - 2 - X ;u - 1 - / ^ 

- 1 H-'O'X^f J (46 

NMR (CDCl,. ^ ) = 1-34 (3H. t. J-7.5Hz). 2.78 (2H. 
q. J. 7.5Hz). 2.98 (3H. d. J • 5H z ) . 3.01 {3H.s). 



15 



20 



25 
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3.15 (3H.S). 3.25 (3H.s). 3.67 (lH.dd.J = 15 
and 4Hz).' 3.92 (lH.d.J = 15 and 5Hz). 4.85 
(2H.S). 5.59 (2H.S). 6.47 (IH.m). 6.53 (IH, 
d.J = 15Hz). 6.82 (2H.d. J=8Hr). 6.85 (IH.n). 

7.16 (IH.t.J^BHi). 7.28 (lH.d.J=9Hz). 7.43 
(lH.d.J=9Hz). 7.49 (2H. d. J«9Hz). 7.54 (IH.d. 
J=15Hz). 7.70 (2H.d.J=9Hz) 

^ CO i£ iS 

NMR (CDC1.-CD,0D. ^ ) : 1.34-1.54 (SH.n). 2.97 

(3H.S). 3.02 (BH.s). 3. 07-3.30 (2H.ni). 3.28 
(3H.S). 3.31 (BH.s). 3.80 ( 1 H. d. J - 1 5H z ) . 
3.88 (IH. d. J-lSHz). 5. 44-5. 69 (2H.in). 5.50 



10 



(IH. d. J-9HZ). 5.60 (IH.d. J=9Hz). 6.64 (IH.d. 
J-15HZ). 7.13 (IH.d. J-9HZ). 7.27 (IH.d. 
15 J-9HZ). 7. 44-7. 58 (SH.b). 7.60 ( IH. d. J-9Hz ). 

7.80 (2H.d,J-9Hz) 

[2. 6--:^^no-3 - [N-^f'/l'-N - [4- 
20 ( ^ f- ;u /7 ;u ^ -f /^ ) >' * 'f ^^ ^ 3 T i 
/ ] ^ > t ^ i^l _ 2 - X ^ ;u - 1 H - :^ 'f 5 
rY-J^isi.t/T ^) J\^T I h 1 - 7 'J vi' ^< ^ 
,u / ^ ;u - 4 - [ 2 . 6 - D D - 3 - [ N - y ^ 

„ N - C 4 - i / i- ^ ^< ^ ) yi- ^ ^ ^ *J 
25 >- ;w ] 7 5 / ] i^f^t^i^A - 2 - X f- ;u - 1 H - 
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NMR (CDCl...) : i:33 (3H. t. J=7. 5Hz). 2.84 (2H. 
q.J«7.5Hz). 3.00 (3H. d. J = 5Hz ) . 3.28 (3H.s). 
3.67 (lH.dd.J = 15 and 4Hz). 3.80 (2H.br. t. 
5 J-5HZ). 3.91 (lH.dd.J-15 and 5Hz). 4.78 (2H. 

s). 5.00 (lH.br. d.J»17Hz). 5.05 (iH.br.d. 
J.lOHz). 5.58-5.76 (2H..). 5.60 (2H.8). 6.15 
(iH.m). 6.53 (lH.d.J-15Hz). 6.67 (IH.o). 
6.92 (lH.d.J-9Hz). 6.95 ( IH. d. J -9Hz ) . 7.24 
(lH.t.J.9Hz). 7.31 (lH.d.J.9Hz). 7.50 (iH.d. 
J-9HZ). 7.54 (2H.d.J-9Hz). 7.57 (IH.d. 
J . H . -7---7-4-( 2 H .ji .J-^»A) 



10 



15 



20 



25 



)v;<* >f^) 71^^ y i^/v] T 5 /] -< 

BP : 244- 249t: 

NMR (CDCl..^) : 3.02 (3H. d. J M. 5Hz ) . 3.27 (3H. 
5), 3.53 (3H.S). 3.67 ( IH . dd. J - 1 6. 5. 4.5Hz). 
3.93 (lH.dd.J.16.5. 4.5Hz). 4.17 (3H.s). 
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5.64 (2H.S). 6.29 (IH. q. J =4. 5Hz ) . 6.53 (IH. 
d.J = 16.0Hz). 6.70 (iH.t.JM.SHz). 6.82-6.90 
(2H.m). 7.11 (IH. t. J = 8.5Hz). 7.30 (IH.d, 
J=8.5H2). 7.46 (iH.d. J = 8. 5Hz). 7.53 (2H.d. 
5 J=7.5Hz). 7.58 (IH. d. J = 16. OHz ). 7.76 (2H.d. 

J«7.5Hz) 

10 - [ N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - T -fc T 5 / f -J >- 
- 3 - ^ ;w ) T 7 U o >f ;u r >; i/ ;u ] . - N - > f- /i' T 5 
/ ] - 2 . 6 - > ^ /^ - 1 - ( ^ f- ^ * - /I' * * 
i^^f-zw) -O'-fcf^Jb-itfififkS - [N - [ (E) - 3 

15 - N- /f--'>'Ti>'] - 2. 6 - 'J ^ i- 

/U-<>'i^/P^ffi'&1**»f>. 4 - [3 - [N - [(E) - 
-, ■ : .3._>(,6-:- t: -t ir J^T I /^h* '^ ~ 3 -..'f.VW T^Jl, 

f.;u'<>'y;i'5r^>'] - 2- /h=^i^-l->'f-^''- 
20 1 H - ^ > X ^ I f y - t ^ i o 

NMR (CDCl,.^) : 2.21 (3H.s). 2.33 (3H.s). 2.50 
(3H.S). 3.26 (3H.S). 3.54 (3H.s). 3.62 (IH. 
dd.J = 17. 5H2). 3.88 (lH.dd.J-17. SHz). 4.19 
(3H.S). 5.40 (2H.S). 6.47 ( IH . d . J = 1 5H z ) . 
25 6.72 (lH.br t.J-5Hz). 6.81-6.89 (2H.ffl). 7.03 
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-7.18 (3H..). 7.51 (IH.d.J.lSHx). 7.84 (IH. 
,d.J.8. 2H.). 8.11 (lH.br s). 7.21 (l«.br d. 
J-8HS). 8-36 (lH.br s) 

<3> CS- [N- [(E, -3- (e-T*^..T 



10 



IS 



20 



U) 4- [3- CN- [ (E) -3- (6-T*^^T 
, y K.) fv- 3 'V) •» n-f " 

4- [3- [N->^'^-N- C4- O^'.'*'- 

-> ^ ^'"1 * " ^ • ^ 

y y ;U > ;U ^ * J " ^ • 

^ > X ^ i :r ^/ - 



25 
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(5) 4 - [ 3 - [N - C ( E ) - 3 - ( 6 -T^if-^l-r 

= / b* 'J > - 3 - >f ^l' ) T 'J ° ^ ^ ^ - N 
_/^;urW] - 2. e-i^/f-'^-^^-^^"^*^^ 
_ I , 2 - >; / ^ ;u - 1 H - >- S ^ '-^ - 
5 (6) 4 - [2 . 6 - / t - ^ ' ' t 4 - ( ^ ^ 
/w ;!r ;w< * >f ;u ) * -f ^^ ^ ^ 3 - n - / ^ 

_ I n ^ ^ X >( I f \r - 

np : 226- 23nC 
10 NMR (CDCl,.^) : 1.43 (3H. t. J-7. OHr ). 2.32 (3H. 

s). 2.50 (3H.S), 3.00 (3H. d. J -4. 5Hz ) . 3.24 
(3H.S). 3.53 (3H.S). 3.61 ( IH. dd. J -17. 5. 



15 



20 



25 



4.5H2). 3.87 (IH.dd. J-17.5. 4.5H2). 4.59 
(2H. q. J-7.0H2). 5.41 (2H.5). 6.23 (IH.q. 
J.4.5Hr). 6.52 (IH. d. J-15. OHz ). 6.72 (iH.t. 
J-4.5HZ). 6. 80-6. 89 {2H.m). 7.02-7.17 (3H. 
: b). 7. 52 (2H. d. J-8..5HZ). 7, 5,6 (iH. d. 
J-15. OHz). 7. 74 (2H.d. J-8.5HZ) 
(7)4-[3-[N-C(E)-3-(6-7-thT5 

K h* 'J > - 3 - 'f ) T D V ^ ] - N " 

^ ^ JUT I y ^ _ 2 . 6 - y / ^ ^^ ^ 'i" ^ ^ 3 - 
2 - X h J?- - 1 - / f-J^ - I E - X ^ I fY-f^ 
BP : 142. 5- 148. Sr 

NMR (CDCl.. ^ ) : 1-47 (3H . t . J =7 . 5H z ) . 2.22 (3H. 
s). 2.33 (3H.S). 2.50 (SH.s). 3.25 (3H.s). 
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3.56 (3H.S). 3.64 (IH. dd. J = 17. 5. 4.5Hz). 
3.88 (lH.dd.J = 17.5. 4.5Hz). 4.60 (2H.q. 
J-7.5HZ). 5.42 (2H.S). 6.46 (IH. d. J = 15. OHz ). 
6.73 (iH.t. JM.SHz). 6.81-6.90 (2H.m). 7.01- 
5 7.19 (3H.«). 7.51 (IH. d. J-IS. OHz). 7.84 (IH. 

dd.J-8.5. 1.5Hz). 8.12 (iH.d.J-l.SHz). 8.20 
(lH.d,J=8.5Hz). 8.36 (IH. d. J-1. 5Hz ) 
(8) 4- [2.6--:^/^/^-3- CN- [4- (/^ 

;w»;w.<ie>f ;w) i.:/-^*'f ^v^iT 'J '>/w] - N - / f- 

10 T ^ / ] -oS^^W^t^i^] - 2 - ^ - 1 - 

y f- ;u - 1 H - > X >f a V - 

nrp— 2 3 2—2 35 TE — 

NUR (DMSO-d...^) : 2.28 (3H.s). 2.40 (3H.s). 

2.79 (3H.d.J-4.5Hz). 3.10 (3H.s). 3.28 (3H. 
15 s). 3.49 (lH.dd.J-16.5. 5.0Hz). 3.67 (iH.dd. 

J-16.5. 5.0Hz). 3.78 (3H.s). 4.63 (2H.s). 
5^34 (2H:V). 6. 87 XiHrd/J-^^^ 6. 92 (IH. 

d. J-7.5HZ). 7.13-7.33 (4H.«). 7.42 (lH,d. 
J. 15.5Hz). 7.62 (2H.d. J-8.5HZ). 7.84 (2H.d. 
20 J. 8.5Hz). 8.26 ( 1 H . t . J -5 . OH z ) . 8.48 (IH.q. 

J-4.5HZ) 

BP : 225- 233r 

NMR (DMSO-d.. S ) : 2.29 (3H.s). 2. 43 (3H.s). 
25 2.79 (3H.d.JM.5Hz). 3.12 (3H.s). 3.38 (3H. 
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s). 3.50 (iH.dd. J = 16.5, 6.0Hz). 3.70 (IH. 
<ld.J = 16.5. 6.0Hz). 3.98 (3H.s). 4.89 (2H.s). 
5.37 (iH.d. J-lO.OHz). 5.44 (IH. d. J = 1 0. OHz ) . 
6.91 (IH.d. J = 16. OHz). 7.27-7.46 (4H.m). 7.50 
5 -7.68 (2H.m). 7.63 (2H. d. J =8. 5Hz ) . 7.87 (2H. 

d.J«8.5Hz). 8.30 (IH. t. J-e.OHz). 8.53 (IH. 
q. J»4. 5Hz) 

(9 ) 2 - T -fe f- - 4 - [ 2 . 6 - ^ f- ^^ - 3 - [ N 
_ [ 4 _ ( y f- ;w ^ 'f ;w ) -> yi- "f: ^ ^ ^) 
10 ;u] - li-y^n^r^y^^y ^ ic ^ - \ - / ^ 

mp : 234 - 236^ 



NMR (DMSO-d,.^ ) : 2.32 (3H.s). 2.45 (3H. s). 

2.67 (3H.S). 2.79 (3H. d. J-4. 5Hz ). 3.12 (3H. 
15 s). 3.50 (IH.dd. J-16.5. 5.5Hz). 3.67 (IH.dd. 

J-15.5. 5.5Hz). 4.04 (3H.s). 5.38 (2H.s). 

, . .6. 88 .(IK. d. 1=16. OHz)* 7. 08 ( IH. d, J-7-..5Hz). 

7. 25-7.47 (5H.B). 7. 63 (2H. d. J "8. 5Hz ). 7,85 
(2H.d. J-8. 5Hz). 8.25 ( 1 H. t . J =5. 5H z ) . 8.47 
20 (iH.q. J"4. SHz) 

^ <0 € 

DP : 141 - 152t: 

NMR (DMS0-d..ff) : 2.31 (3H.s). 2.43 (3H.s). 

2.67 (3H..S). 2.78 ( 3 H. d . J -4 . SH z ) . 3.11 (3H. 
25 s). 3.50 (IH. dd. J-16. 5. 5.5Hz). 3.67 (IH.dd. 
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J = 16.5. 5.5H2). 4.04 (3H.s). 5.38 (2H.s). 

6.88 (IH.d. J-ie.OHz). 7.08 ( IH. d. J=7. 5Hz ). 

7.12-7.47 (5H.B). 7.63 (2H. d. J-8. 5Hz ). 7.86 

(2H.d. J»8.5Hz), 8.27 ( IH. t . J »5. 5Hz ) . 8.50 
5 (IH.q. J-4. 5Hz) 

(10)4 - I 2 , 6 - / i- - ^ - [N - [4 - 
;u /J fl^^<^ >( •^ ^ >f ;^ ^ ^ ] - N - / >U 

T c / ] 5f ^ -> ] - 2 - X K ^ * '^ Jl^ - ^ 

i-;\,-i~jti-/u-iE~^yx^^^ '-^ ~ -"^ 

10 Dp : 128- 146t: 

NMR (DMSO-d..ff) : 1.19 (3H. t. J-7. 5H2). 2.29 

(_3H-8-)-.--2^40-(3H..s).--2..-79_.aH._d...J^4.,_5H 

3.12 (3H.S). 3.49 (IH. dd. J-16. 5. 5.5Hz). 
3.67 (iH.dd. J-16. 5. 5.5Hz). 3.72 (3H.s). 
15 4. 09 (2H,s). 4.11 (2H. q. J-7. 5Hz). 5.33 (2H, 

s). 6.89 (IH.d. J-16. OHz). 6.92 (IH.d. 
J-8^5Hz)' 7i 13^7.33 (4H.m); T;42 (lH 
J-16. OHz). 7.63 (2H.d. J-7.5HZ). 7.84 (2H. d. 
J-7.5HZ). 8. 25 (IH. t. J-5. 5Hz). 8.48 (IH.q. 

20 J-4.5HZ) 

(11)4 - [2.6-v'>f-^»'-3 - [N - [4 - (^f- 
f, ;uy<^ ^ Jl') > i- ^ ^ ^ - N - / ^ /I- 

25 NMR (CDCL. ff ) : 2.34 (3H.s). 2.50 (3H.s). 2.95 
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(6H.S). 3.01 (3H.d. J=5Hz). 3.23 (3H.s). 3.58 
-3.68 (4H.m). 3.88 ( IH. dd. J = 17. 5Hz). 5.42 
(2H.S). 6.20 (lH.br d.J = 5Hz). 6.52 (iH.t. 
J=15Hz). 6.72 (lH.br t.J=5Hz). 6.80-6.90 
5 (2H.m). 7.01-7.17 (SH.b). 7.50-7.60 (2H.m). 

7.75 (2H,d.J=8Hz) 
(12) 4 - [2.6-i'/^^»'-3 - [N - [4 - (^f" 
;u ;u ^ >f ) '> > ^ * ^ ^ '''^ - N - / ^ 

r » / ] ^ ^ y ^ •> ] - 1 - / f- - 2 - / f- ^V. T 

NMR (CDCl.-CD.OD. ^ ) = 2.29 (3H.s). 2.40 (3H.br 
s). 2.98 (3H.S). 3.03 (3H.s). 3.22 (3H.s). 
3.53 (3H.br s). 3.66 (IH. d. J-17Hz). 3.87 
(iH.d. J-17HZ). 5.27 (2H.br s). 6.57 (iH.d. 
J.15HZ). 6.80-6.89 (2H.n). 7.06-7.16 (3H.«). 
7.50-7.61 (3H.m). 7.75 (2H.d.J-8Hz) 
(13.) 4 - t 3 ,E N - [ (;E 0 - 3 - .( 6- - T ^: >. T" 
^, t.. g ^ _ 3 _ >f ;u ) T ^ ') D ^ ^ '"^ 3 - N - 

/^;i.Tc/] -2.6->'^'no'<>'i^^l':l-^i^] - 
2 _ ^ y r o f - 1 - ^ - 1 H - X ^ i r 

y — ;u 

NMR (CDCl,.^) : 1-41 (d. J=7. 5HZ.6H). 2.21 (s. 
3H). 3.13-3.30 (in.4H). 3.60-3.75 (o.4H). 
3.93 (dd.J-4. ISHz.lH). 5.69 (s.2H). 6.45 
25 (d. J-16HZ. IH). 6.70 (t-Ukc.l.H). 6.85 (d. 
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J.8HZ.1HK 6.97 (d. J-SHz. IH). 7.19 (t.J=8Hz. 
IH). 7.30 (d. J-8HZ.1H). 7.41-7.56 (n..2H). 
7.31 (dd.J=2. SHz.lH). 8.03 (s.lH). 8.19 (br 
d.8H). 8.35 (d.J=2Hz.lH) 
5 (14)4- [3- [N- [ (E)--3- (6-T4=hT5 

^. - 3 - -f ) T ^ ') o >f ;u ^ - N - 

^f-;wTW] -2.6--:^^nn^;'-:;/u*^i^] - 
2 -x^;p- 1 in-^o^^ ^ ^^-'^ 

NMR (CDC1..0 : 1-36 ( t. J-7. 5Hz. 3H). 2.22 (s. 

3H). 2.92 (Q.J«7.5Hz.2H). 3.28 (s.3H). 3.61- 
3.75 (in.4H). 3.93 (dd.J-4. 18Hz. 1 H ) . 5. 59 

(-s^2H-)^6-.-46-(d.J»lMg_.-lH). 6.6_5::1,72 (b. 



10 



15 



20 



25 



IH). 6.85 (d.J-8Hz.lH). 6.99 (d. J-8Hz. IH). 
7.22 (t.J-8Hz.lH). 7.30 (d. J-8Hz. IH ). 7.44- 
7.57 («.2H). 7.83 (dd.J-2. SHz.lH). 8.05 (s. 
IH), 8.20 (br d.J-8Hz.lH). 8.35 (s.lH) 

(15) V - [ 3 - " [ N - r'( E ) '^S ^ ( 6 ^-r * K T t 

2 - ^..^7;u:f ox^;u - 1 H-'O'X^ ^ r V - 
NMR (CDCl,.^ ) : 2.22 (s.3H). 3.26 (s.3H). 3.67 
(dd.J-4. 18Hz. IH). 3.87-4.00 (m.4H). 5.73 
(S.2H). 6.45 (d.J-16Hz.lH). 6.64 (t-like. 
IH). 6:95 (d.J-8Hz.lH). 7.10 (d. J »8Hz. IH ) . 
7.32 (d. J«8Hz.lH). 7.40 ( t . J -SH z . 1 H ) . 7.45- 
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7.57 (n.2H). 7.83 (dd.J=2. SHz.lH). 8.00 (s. 
IH). 8.20 (br d.J'8Hz.lH). 8.35 (s.lH) 
(16) 9 - [3 - [N - [(E) - 3- { 6 - r -t i 
K f 'J - 3 - >f ) T ^ 'J n >f ^ 'J £^ ;u ] - N - 

3 . 4 - t K n - 2 H - [1.3] t ^ •*)- ^ [3.2 

NMR (CDCl,.^) : 2.21 (3H.s). 2.28-2.38 (2H.id), 

3.25 (3H.S). 3.65 (lH.dd.J»17. 4Hz). 3.95 
10 (lH.dd.J-17. 5Hz). 4,10 (2H.br t.J = 6Hz). 

4.50 (2H.br t.J-6Hz). 5.61 (2H.s). 6.46 (IH. 

d.J-15Hz). 6.69 (lH.br s). 7. 10 (IH. t. 

J-7.5HZ). 7.29 (IH. d. J-7. 5Hz). 7.47 (IH.d. 

J-7.5HZ). 7.51 (IH. d. J = 15Hz). 7.82 (lH.br d. 
15 J-7.5Hz). 8.05 (lH.br s). 8.20 (lH.br d. 

J«7.5Hz). 7.34 (lH.br s) 
' - r -{1-7)7 - [ 3 - [N-^ [ ( E) - 3 - f 6 r^^T > -T 

ff ij *; ^ - 3 - ^ ;u ) 7 ^ 'i o VU ^ 5^ ;u ] - N - 

20 2 - > f- ^^ V ^ ^ V - /I' 
mp : 225- 227r 

NMR (CDClLi-) •• 2.22 (3H.s). 2.65 (3H.s). 3.29 
(3H.S). 3.67 (lH.dd.J»17. 4Ht). 3.97 (IH.dd. 
J-17. 5Hz). 5.52 (IH. d. J = 10Hz). 5.59 (IH.d. 
25 J-lOHz). 5.46 ( 1 H. d. J - 1 5H z ) . 6.68 (lH.br s). 



10 



PCT/JP95/01478 

WO 96/04251 

137 

7.00 (lH.d.J-7.5Hz). 7.21-7.39 (3H.«). 7.51 
(lH.br s). 7.56 (IH. d. J -SHz ) . 7.85 (IH.dd. 
J-7.5. 2Hz). 8.06 (lH.br s). 8.22 (lH.br d. 
J»7.5Hz). 7.36 (IH.d. J=2Hz) 
5 (18)7- [3- [N- C (E) -3- (6-T^hT^ 

^. u - 3 - -f T 7 u o >f ;uir .J - n - 

/^,WT 5 / ] - 2.6 -i^^au'oi'/^^t^x] - 
3 2 ( 3 H) 

NMR (CDCU.^ ) : 2.22 (3H.s). 3.28 (3H.s). 3.40 
(3H.S). 3.63 (IH.dd. J»17. 4Hz). 3.95 (IH. 
dd.J-17. 5Hz). 5.50 (IH.d.J-lOHz). 5.56 (IH. 

d.-J-l0H-2-)_6-.-46.XlH.-da^5Hz)^^-6 

(2H.«). 6.88 (lH.d.J«7.5Hz). 7.16 (IH.t. 
J-7.5HZ). 7.34 (lH.d.J-7.5Hz). 7.48-7.56 
(2H.-). 7.85 (IH.br d.J-7.5Hz). 8.04 (lH.br 
s). 8.21 (lH.br d.J-7.5Hz). 8.37 (lH.br s) 
^ (19) 7 - ■ C 3 [t - t Ve ) - 3-^ ( G T T 5 

3 - X h * 'i^"^ ^ ^ " ' ^ ^ - V^ ^ 

NMR (CDCl,.^ ) : 1-29 (3H. t. J=7. 5Hz). 2.21 (3H. 
s). 3.28 (3H.S). 3.63 (lH.dd.J-17. 4Hz). 
3.94 (IH.dd. J-17. SHz). 4.54 (2H.s). 5.51 
25 (iH.d.J-lOHz). 5.58 ( IH. d. J - lOH z ) . 6.45 (IH. 
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d.J=15Hz). 6.59 (IH.d. J=7.5Hz). 6.67 (lH.br 
s). 6-90 (IH. d. J=7. 5Hz). 7.15 (IH. t. 
J = 7.5Hz). 7.34 (lH,d. J = 7. 5Hz). 7.49-7.57 
(2H.in). 7.84 (lH.br d.J»7.5Hz). 8.07 (lH.br 
5 s). 8.21 (lH.br d. J-7. 5Hz ). 8. 36 (lH.br s) 

(20) 7- C2.6-S^^oo-3 - [N - [4 - (^f" 
' >( ^^^) •yyi-^^n^ir^l'^jv] _ N - ^ 

10 ( 7 _ t K n - 2 . 3 - ^, ^I'-O' 7 7 >- *f J: 

t;fftft2.6->'^ao-3 - [N - [4-(>f-^W^ 
;u /< * ;v ) •>>'■^*>f^^r'ii^/^] - N- y^/wTi 
/I' f> ) 
np : 237. 2^; 

15 NMR (DMSO-d..ff) : 2.10 (3H.s). 2.32 (3H.s). 

2.77 (3H.d. J-5Hz). 3.13 (3H.s). 3.49 (IH. 
• .r . >■ : -:■ dd. J-17= and SHz).. .3. 76 (IH. dd, J-!,7 .and .4Hz). 

5.43 (2H.S). 6.85 (IH. d. J»15Hz). 7.01 (IH. 
d.J-8Hz). 7.05-7.18 (2H.m). 7.40 (IH.d. 
20 J-lSHz). 7.63 (2H.d. J-9HZ). 7.73 (IH.d. 

j-9Hz). 7.77 (IH. d. J=9Hz). 7.85 (2H.d. 
j-9Hz). 8.32 (IH. br. t. J = 5Hz). 8.49 (lH.br. q. 
J-5Hz) 

25 maw 15- ( 2 ) t 131 » J- L T , 3 - > fi- t ^ - 
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2 - r= v- N- /^-'»'T-'i>i»-J:t^TH7X^;i' 

op : 99- lOOr 

5 NHR (CDCli.S-) : 1.47 (3H, t. J-7. 5Hz). 3.51 (3H. 

s). 4.65 (2H.q. J = 7.5H2). 5.40 (2H.s). 6.61 
(IH.d. J»8.5Hz). 6.75 ( IH. d. J=8. 5H2 ). 6.97 
(IH, t. J»8.5Hz). 7.22-7.38 (3H.m). 7.49'(2H. 
d. J-7. SHz) 

10 KS^22 

(1) 3 _^ > y -> - 2 - - b D - N - X ^/J-T - 

ij V ( tr^c^ng) jb-±yN.N->'/f^^^T ^'J>- ( 1 ml) 

Offi'g'ttl-2XS^flt + ^ h*i.»»^ny K (310AZ 1) 
tJni, 9or -r2.5^IBI«»-r & . ?t fliftSloiE^^t^ 

15 fi^«lxf•/^ tmi' *if J: Vitfi^-CifttfH- & . SSUt^ 

>=2 : 1, v/v) TWIIiLT:, 3-'0 5^'»'*=^^^- 

20 > { 474. 2mg) ^ S S o 
mp 111- 112. 5TC 

NMR (CDCL.ff) : 3-20 (3H.s). 3.34 (3H.s). 3.79 
(IH.d. J-lS.OHz). 3.87 (iH.d. J-15.0HZ). 5.22 
(2H.S). 6.89 (IH. d. J-8. 5Hi). 7.13 (IH.d. 
25 J-8. SHz). 7.29-7.42 (SH.b). 7.45 (IH.t. 
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J=8. 5Hz) 

(2) 9LMm9 t^m iZLXs i ' y t ^ =y - 2 - 

;w ^ ^ <5 . 
5 fflp : 120- 122'C 

NMR (CDCli.^) : 3.38 (3H.s). 3.82 (3H.s). 4.78 
(2H.S). 5.38 (2H.S). 6. 67 ( IH. d. J«8. 5Hz ), 
6.93 (IH. d. J = 8. 5Hr). 7.14 ( IH. t. J = 8. 5Hz ). 
7. 23-7.39 OH. ffl). 7.51 (2H. d. J»8. 5Hz) 

10 KSW23 

(1) z-^>z^/ut^i^-2-TS.y-li-J^^J\^T- 

•J y ( 400mg) . ?Ltt ( 473. Bng) i If 4 N Itt (1.6 



ml) CO iB «i t 1. 5^ W a SI L A: a . mii t T^^l L . 
28% T > ^ - T tKTpHS CUSt * . iR/&«r t ftttxf- 

7lc»tt^ ^ * TMtttttiSttE «r * - 

•J >^ r ;^ 73 7 -t^ 9 o h >^ 7 7 4 ( ft iS :t : r n - 'v 

> -y- ^ = 2 : 1 . v/v) T W K U -C , 4 - y V ^ 
- 2 - (l-bKo^i^xf-yu) - l- ^f-;u-lH 
20 - > X i ^ V - ;^ ( 96. 2ng) S . 

np : 148.5 - 150. 5TC 

NMR (DMSO-d.. ^ ) : 1.57 ( 3H. d . J =7 . OH z ) . 3.81 
(3H.S). 5.03 (IH. quint. J = 7. OHz). 5.33 (2H. 
s). 5.55 (IH. d. J«7. OHz). 6.77 (lH.dd.J-7.0. 
25 2- 5Hz). 7.07-7.14 (2H.m). 7. 29-7.43 (3H.m). 
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7.50 (2H, d. J=7. GHz) 
(2) 4 - ^^ 'l-^ -> - 2 - ( 1 - b K n -> X f- 

;u) - 1 - / ^ ;u - 1 H - X ^ $ r - ( 87. 0 

og) <7)i;^oo>^>' ( 3 ml) S»CS3KflS6+ 0 

5 rttfb-^ :^ >' ( 870Bg) «:iDi. 0 r -cao^ 

>=3 : 1. v/v) >«»L-c. y >f y T-o h-^J-X-T 
T Hfe f*. L T , 2 - T -fe> /i' - 4 - ^l- * * - 

10 1 - ^ yu - 1 H - -< X 5 r V - { 74. 2iog) t: » 

j,.p_-i._1.02- — lOS^SlC : 

NUR (CDCl.. S ) : 2.88 (3H.s). 4. 11 (3H.s). 5.46 
(2H.S). 6.72 (iH.d. J-8.5HZ). 7.00 (IH.d. 
15 J-8.5HZ). 7.23-7.41 (4H.ii). 7.52 (2H.d. 

J-7.5HZ) 

^' '■»2s:iw 24' ■ ■ ■••v^---- . 

(1) il )tfSi1gHZ tX . Z - ^> 'J J\^iC ^ 

20 rtf - ;u » ^ o 'J K 3 - ^i' * ^ •> - 2 - - h 

o-N-x^^i'7&/^d^-^^T-fcf■^^-N-yf•^^T- 

NMR (CDCl .. S ) ■ 1. 24 (3H. t. J-7. SHz). 3.21 (3H. 
s). 3.23 (2H.m). 4.15 (2H.id). 5.21 (2H.s). 
25 6.99 (IH.d. J-7.5HZ). 7.14 ( 1 H. d. J »7 . 5Hz ) . 
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7.32-7.52 (6H.in) 

iz) 9ii^m 9 tmm^z Lx . 4 - > ^ - 2 - 

5 BP : 105. 5- 106X: 

NMR (CDCI,.^) : 1.28 (3H. t. J»7. OHz ). 3. 76 (3H. 
s). 4.06 (2H.S). 4. 20 (2H. q. J=7. OHz). 5.37 
(2H.S). 6.69 (IH.d. J = 7.5Hz). 6.93 (iH.d. 
J»7.5Hr). 7.13 ( IH. t . J «7 . 5H2 ) . 7.25-7.39 
10 (3H.B). 7.50 (2H.d. J»7.5Hz) 

3 - if JVit ^ 'y - 2 - T5/-N->^-'UT-«J 



15 



20 



> ( 200mg) i^J:t;fyf•/^'f V ^ -> T ± - h (70. 5mg) 
^iR'S-^J-Sffl'T^ ^ 9 t K o 7 7 > (2ml) i:1jai.. 
2 Bia«»t*. S««r«Ea^L, «aE^7-feh- 
h ^) ;u (2ml) C ® » L ^ a , /fc Jfr T ^ ft ^ ^ /^ (149 

: ag ) ^ ta X. . 5. m m « # i- a = . ^ s -g- » « be mm 

» it «r » X f- ;w r e A ft ? , T -t h - h 

fi, S e A L -C, 4 ^ ^ > 'J J\^t ^ ' I i- - 2 - 

^^juTl/-\K-^>X^irV — ( 148ng) ^ 

mp : 212. 9X: 

NMR (CDCl ,-CD,0D. ) • 3.12 (3H.s). 3.80 (3H.s). 
5.20 (2H.S). 6.87 ( 2H. d. J =7. 5H z ) . 7.22 (IH. 
25 t.J-7.5Hz). 7.34-7.51 (5H.m) 
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4 - ^ > ju it ^ - 1 - ^f•>'^- 2 - yf-^wTS / 
_ 1 H - >' ^ 'f 5 ^ y - ( 200Bg ) ^ 'J / f 

AT i K ( 2 ml) sj« {C7^?tT7|c«^l::^ h ^} 02.9 
5 Bg) ^ini, i5^(a«i*«9cil:>' (i27mg) iiUat 
4. ii-g-tt^TKJ^T-cis^iH, *v>-csia-c 2 i^iamff 

10 ^ y _ ;u = 50 : 1 . v/v) -CWELT4-'^:>-:^^U*^ 

1 2 - >?yf-;wT i / - 1 H-'<>'X>f 

l-fT-Y- yw- (1-0 0 mg-)— . 

NMR (CDCl..^) : 2.99 (6H.s). 3.61 (3H.s). 5.40 
(2H.S). 6.60 (IH. d. J-8Hz). 6.79 (IH.d. 
15 J.8HZ). 6.98 (IH. t. J-8HZ). 7. 29-7.43 (3H.id). 

7.50 (2H.d. J-8Hz) 

» s w 27 '" ^ " ■ " '~- 

3 - -<> ^^ 'I- ^ 2- - 2 - T i / - N - y ^ /l- T ^ 
> ( 600mg) , >f y « Bi ( 243Bg) H ii V A N ISi ( 3.5 

20 ml) (7)iB^%ji 3 R^iaJSSSa. SflEtS^i- 4.■«a^- 
(^oorf;/U^:>:^ / - = 50 : 1 . v/v) T 
25 SlL-r, 4-tKoifi.-2->fy7'nf^l'-l-/f- 
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;u- 1 H ' ^ > X ^ I r - ( 33nig) i ^ h , 

NMR (CDCl,.^) : 1-40 ( d. J =7 . SHz . 6H ) . 3.20 (m. 
IH). 3.71 (S.3H). 6.75 ( d. J = 8H z . 1 H ) . 6.82 
(d. J = 8Hz. IH). 7.13 (t.J=8Hz.lH) 
5 9l&m2S 

i; y ( SOOng) aXl/'O^y^^^^^^ ( 395Big) <o r 
h7bKo77;^ (Sol) »»IC2-x|.df->'-l-x 

h •> ;u .-K - - 1.2 - t K o # y >' (i. 35 g ) 

10 ^tax.. 50TC-e4I^IHftffa. 2-xh=3E-i^-l-xh 
-> * ;u * - -'I' - 1 . 2 - t K D / > ( 108ag) * 
HliJo i., 20«f rafltfl'1- 4 . Rloi£^»«:«E««L'. 

Z - ^ > JU ^ ^ 'y - 2 - ^ > f 7 Ji^ 
-< y -J )v it ^ y - 2 - '<>^7-'i'^axf-;u- 1 - yf- 

20 (2) jiie ( 1 )-c'f9 ii o o D y > ^au £ 

1£ -ft > ( 29lmg ) ?:lni., l^raia9E"f-5). RiSiE'o' 
^ ;ic i ft fa It e * T- jft » L , K > i"^' T* 

25 y ji' t ^ 'y - 2 - y ^ 7 t ^ X f- /u - l - y -f- yu 
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_ 1 n - X ^ \ - ( ISOing) * ^ 4 . 

NMR (CDCU.ff) : 3.92 {s.3H). 5.49 (s.2H). 6.75 
(d.J-8Hz.lH). 7.00 (d.J«8Hz.lH). 7.22-7.40 
(m.4H). 7.49 (d. J-8Hz.2H) 
5 KfiW29 

(1) »aw 3 kisnaitc L-c, % - v iva ^ 'y - - 

^ b o - N - IIH«-r h * Jtf- -'I'T' ^ ^ ^ ^ 

{fc 2 - > h dp •> X ^ ;w 3 - >' * - 2 - 

i h n - N - » = h * N - (2-/ 

0 i- :^ 5^ X f- 7U ) T - U * t» * • 

(2) R j£ W 5 i: 15) » L T 3 - * =^ - 2 -. - 

^ - (2 -^>^ ->3: f- jnO T - U > ^ & . 

NMR (CDClr. ^) : 3.35 (q. J-6H2. 2H). 3.40 (s.3H). 
3.61 (t.J-6H.2H). 5.16 (s.2H). 6.21 (t-like. 
15 IH). 6. 30-6.42 (■.2H). 7.20 (t. J-8H1. IH). 

7.27-7.47 (b.SH) 

(1) laaw 3 fc L-c, z-^v^^ivt^'y-^- 
=. ^ u - ^ - ^^^f \ ^ - '^r ^ n 'y a :lv^ 

20 ||<|:3-tKoafi.7'nf;i'*»f,3-'<^ ^ - 

2--ho-N-»H«rh#->^'l"l^-''^-N - (3 

- t K a if- •> 7" D t* ) 7 •=• * • 

NMR (CDCl..^) : 1-35 (9H.br s). 1.68-1.81 (2H. 
»). 3.14 (lH.br s). 3.55-3.72 (3H.»). 3.80 
25 (lH.br s). 5.20 (2H.br s). 6.81 (lH.br d. 
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J=7.5Hz). 7.01 (iH.d. J=7.5Hz). 7.29-7.40 
(6H. m) 

(2) Ki£W5i:P»^^L-C3--^>'-:^''^*^^'-2- 
5 I . 

NMR (CDCli.^) ■ 1.43 (lH.t.J=6Hz), 1.86-1.98 
(2H.in). 3.15 (2H.q. J=6Hz). 3.81 (2H.q. 
J=6Hz). 5.15 (2H.br s). 6.28 (lH.br s). 
6.32(lH,d.J»7.5H2). 6.42 ( IH. d. J -7 . 5Hz ) . 
10 7.21 (IH. t. J-7.5HZ); 7. 28-7.48 (SH.n) 

(3) iaJ£«14-(2)i:R»CL-C, 2-T$y-3--c 
y ;P :r ^ -> - N - ( 3 - t K n r D f ;u ) T - 



mp : 82— 83TC 

15 NMR (CDCl,.^) : 1. 87-1. 99 (2H.i), 3.30 (2H. t. 

J»6Hz). 3.46 (2H.br s). 3.84 (2H. t. J=6Hz). 
5.08 X2,H.s),. .6.41 (l.H.^d. J = 7.5H 
d.J«7.5Hz). 7.75 (IH. t. J«7. 5Hz). 7.28-7.47 
(5H.m) 

20 (4) 2-T5^-3-'<>-^'^^J^■=^i^-N - (3-hK 
a ^ y o b* ;w ) T - > ( lOOag ) O ^ o o .+wu ( 2 
m I « S £ T 1 . 1 • - i- t ri( ^ >( i r - 
{72. 7mg) ^ Ua t , |S1 iS T 2 ^ PJ ff fl* a 5 B# H^iSflSL t 

25 aEiitSt-S. » a[ ^ IK ffl W » n ^ 
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Y 7 7 ^ ^ Tti ;u J. : / f / - = 10 : 1 . v/v) 
T-WRLi^'f y7'crh*;i'X-T;i'T»5)C<tLT4 - 
i^A'it^y'-l- ( 3 - h K n if- >^ y n f ;u ) - 2 - ^ 

;r ^ y - 2 . 3 - t K o - 1 H - -o- X >f 5 r y- 

5 ( 75Bg) i:^ ^ 9 

mp • 124- 125r 

NMR (CDCIlS-) 5 1. 94-2. 05 (2H.ib). 3.48-3.58 
(3H.B). 4.44 (2H.br t.J = 6Hr). 5.19 (2H.s). 
6.79 (IH.d. J-7. 5Hz). 6.82 ( IH. d. J»7. 5Hz ). 
10 7.14 (iH.t. J-7.5HZ). 7. 33-7. 46 (SH.m). 9.63 

(xH.br s) 

(.5.)_ 4 r^-S > y> ^^iz-l-CS-bKo^yT-o 

ju) _2-^^*y-2.3--:^tKn-lH-'<>X 
^ 5 ^ y _ ;p ( 70Bg) <7) T -fe h - h y ( 2 Oil ) S K tc 

15 ^ityi-n' (37.9Bg) «rloi, 

^ y n -fi^ X— r ;i' TT -fb t- "C- 4, - > ^ 
-> - 1 - ( 3 - b K n 4r y n f ) - 2 - V ^ ;u ^ :t 
^iH-^^/X'fi^ 67mg) «: ^* 4 . 
2 0 BP : 106 - 107X: 

NMR (CDCl,.^) : 1.99-2.10 (2H.Bi). 2.84 (3H.s). 
3.59-3. 68 (3H.n). 4.21 ( 2H . t . J -7H r ) . 5.42 
(2H. S). 6.67 (IH. d. J-7. SHz). 6.92 (IH.d. 
J»7.5Hz). 7.05 (IH. t. J«7. 5Hz). 7.28-7.40 
25 (3H. m). 7. 50 (2H.br d. J-7. 5Hz) 
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(6) A - ^ > Jl^ t ^ - I - (3-tKnif-i/7'of 
) - 2 - / i- JVi- t - I n - ^'^ y X ^ I r Y - (59 
Bg ) (7) y f- ;u * ;u A T i K ( 1 m 1 ) S ?K tw ^ S T , * 

»fet*L, Wtlft -7 r 4^ ^ riEfilS^, ttEiStSt S . « 

/ - ;u = 10 : 1 . v/v ) T- « K L , >f y r D f ;u X - 
T/WT»3t5<bLT 9 - ^ > =J ^ 'y - 3.4 - >?h K 
10 0-2H - [1.3] Jf^f-^fi^y [3.2-a] -:>X>f 
5 ^ y - -'U ( 43mg) * » 4 . 
np : 183- 18410 

NMR (CDCli.d^) : 2. 28-2.38 (2H.b). 4.09 (2H. t. 
J=7.5Hr). 4.51 (2.H, t. J-6H2 ). 5.41 (2H,s). 
15 6.73 (lH.d. J»7.5Hz). 6.79 (IH. d. J»7. 5Hz). 

7.01 (IH. t. J-7. 5Hr). 7.23-7.38 (3H.m). 7.50 
(2H, br d, J-7. 5Hz) 
KfiW31 

(1) Z - — V V3 -< > Jti > - \ . 2 - if — ( eOOiDg) <n 
20 > ^ / - ( 6 Bl ) Tl&m\ZlQ% ^< 7 V ^ 2^ ^% (60mg)$r 

Si , iP « ai tS L , « a * ^ V y D b* ;u X - T ;u T- 
a"» ft L 3 - T i / '< > -tf :^ - 1 . 2 - ^ - ;u (470 

Bg ) t ^9 4 o 



I 



25 
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DP : 163- lest; 

NMR (DMSO-d,. ^ ) : 4.30 (2H, br s). 6.01-6.13 
(2H. m). 6. 34 (IH. t. J = 8Hz) 
(2) 3 - T 5 / -t^ > - 1 • 2 - * - ( 450Bg) «r 

5 io%fi<i:** ~jify-^^fsi6L (lai) mi^ 

( 227Bg) i: iJa X. > i8or T 2 1^ IB Jo J* 4 . RfiSfi'&W 

7i^A:y ^y ~ ;^ = 4 0: 1. v/v ) TW gLT. 7- h 

D J, _ 2 - y f- ;u -< > V * =^ V - ( 183mg) ^ 

15 np : 152- 154r 

NMR (CDCl,. ) : 2.65 (3H.s). 6. 41 ( IH. br s ). 
6.85 (lH.dVJ-7:5Hr)r 7^16 ( 
7. 24 (IH.d. J-7,5Hz) 
l!ii£{N32 

20 ( 1 ) 3 - i h o -c >' - 1 . 2 - - /I' ( 2. 78 g ) 
*,*j:t;f3.4--:'tKD-2H-f7> (1.81g) O-c 
(39ml) }S?KCp-h-'i'X:/x;u*>'Bfl*fO% 
( 5 Bg) 4 SfflT-iB i24^ia«11't 4 . RJ©iS^^«:te 

25 -^.-ciEftia. 
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L, Ti - ^ > i)' h AitfC . 2--ho-6- 

( 2. 32 g ) 4 , 

5 mp : 72 — 75TC 

NMR (CDCl,.^) : 1. 59-1.80 (3H.ni). 1.85-2.17 

OH.o). 3.62 (lH.dt.J = 10. 4Hz). 3.97 (IH.dt. 
J = 10. 4Hz). 5.48 (IH. t. J = 4Hz). 6.89 (IH. t. 
J«7.5Hz), 7. 43 (IH. d. J-7. 5Hz). 7.78 (IH.d. 
10 J«7.5Ht) 

(2)Sifi«31-(l)t|Sl»{CLT. 2-T$y-6- 

np : 163- 166X: 
15 NMR (CDCl,.^) : 1. 48-1.70 (3H.b). 1.77-2.02 

(3H.B). 3. 57-3. 66 (IH.n). 3.75 (2H.br s). 
3. 98-4. 07 (IH. b). 5. 08-5. 13 ( IH/a ). 6. 46 , , 
(IH. d. J»7. 5Hz). 6.50 ( IH. d. J =7. 5Hz ) . 6. 63 
(IH. t. J-7. 5Hz). 6. 70 (IH. br s) 
20 (3) 2-Tay-6 - (rh7tKnf7>-2->f>'U 
^j-df-i/) -7 ji / - ;u (2.0g) iO*i7KTh7hKD77 
> ( 30n 1 ) S ffi 1 . 1 * - ;u rf? - /u i f / - 
(2.03g) «rloi, S3l$\SiTt-2Bffiaafl£ti. RliD 

25 7-{ (^'oo*;uA:>:^/-;u = 40: 1, v/v) T-fil 
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R L , /f y 7* o f ;v X - -f T BB <l: L "C , 7 - ( r 

h7tKDf7>'-2->f;i'5r='fi^) - 2 (3H) - -^ 
:^ y ;f ^ V o (1.96g) ^ ^# ^1 . 
op : 174- 1761C 
5 NUR (CDCl,.^) : 1.55-2.14 (6H.in). 3.58-3.68 

(iH.n). 3.95 (IH.dt.J'lO. 2Hz). 5.63 (IH. 
br s). 6.71 (IH.d. J-7.5HZ). 6.92 (IH.d. 
J-7.5HZ). 7.06 (IH. t. J-7.5H2). 8.49 (IH. 
br s) 

10 (4) 7 - ( X h 7 b K n f 7 - 2 - =^ ) - 2 

(3H) - '< y it ^ -^t ^ ''^ ( SOOmg) , HifSL^ ^) ^ 

^A--(-5 2 9 B g -i^- >!? -/3^/l<_*-iVL-4. T_J__K J_ 3 jn 1) g g % 

15 - (7^h7bKDf7>-2-^V»'**->) - 2(3H) 
-'>:>'y5f#"9'yt3i' ( 299Bg) ^ IS 4 • 
■ mp : 128 - 1 29Xi ' " ' ' ' ' ' " 

NMR (CDCL.i^) 5 1.57-1.78 (3H.m). 1.81-2.13 

(3H.m). 3.39 (3H.s). 3.58-3.67 (IH.n). 3.94 
20 (lH.dt.J-10. 2Hz). 5.64 (lH.br s). 6.62 (IH. 

d.J«7.5Hz). 6.92 (IH.d. J-7.5HZ). 7.09 (IH.t. 
J»7.5H2) 

(5) 3 - / f- ^^ - 7 - ( T h 7 t K o t- 7 > - 2 - 
it 1/ ) -2(3H)--s>y5f*"9-V°^ ( 280iBg) <7) 
25 jt ^ y - 1^ (2.3B1) CffifaE I- SfiTT 1 N eifc (0.5 
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ml) iiiat. 30^fSii9.Wti>o RSa^ i/3{wii«S L, 

-7 ^ ^ ^ j^x-^okL. it&mifS^. '-^ ^ ^ 

f ;u X - r ;u -C- e A {fc t T 7 - h K n if i/ - 3 - / f- ;w 
5 -2 (3H) - y 5f if V o ^ ( 164Bg) 
fflp : 209- 2inC 

NMR (DMSO-d..^) : 3-30 (3H.s). 6.63 (IH.d. 

J-7.5HZ). 6.68 (IH.d. J=7. 5Hz). 7.01 (iH.t. 
J-7.5HZ) 

10 iS£f?l33 

(1) KS«32-(4)2:|Sl«t^L-C. 7 - (rhybKn 
^ ^ ~ 2 - t ^ ->) - 2 (3H) - ^ > ^/t ^ -i- 

ju y i- - 7 - (■fh7tKDf7^'-2-^/U*# 
15 £^ ) - 2 ( 3 H ) - '<>' V* ^ -V- '/ o >' ^ ^» 4 . 
DP : 92- 93X; 
. ■ NMR CeDCli, <^ ) • 1. 29 (34J." t. J *7. 5Hz). ^^--53-1^ 

(3H.m). 1.81-2. is (3H. a ) . • 3 . 59-3 . 69 (iH.m). 
3.96 (lH.dt.J-10. 2Hz). 4.26 (2H. q. J =7. SHz ). 
20 4.53 (2H.S). 5.64 (lH.br s). 6.55 (IH.d. 

J = 7.5Hz). 6.95 (IH. d. J«7. 5Hz). 7.09 (IH.t. 
J=7.5Hz) 

(2) Kiafi^32-(5)i:l5l»t-U-C, 3-xhif->^-'l':l^ 
-;w/^>'i'-7-tKoir->-2 (3H) - ^ y Y :t ^ 
25 -y- V o > ^ 4 . 
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Dp : 150- 152'C 

NMR (CDCl,.^) : 1.29 (3H. t. J»7. 5Hz ). 4.26 (2H. 
q.J=7.5Hz). 4.54 (2H.S). 6.11 (lH.br s). 
6.48 (IH. d. J-7. 5Hz). 6-75 ( IH. d. J = 7. 5Hz ). 
5 7. 05 (IH. t, J=7.5Hz) 

(1) 2-xh#->-4-hKnif->-l->^-'i'-lH 

10 mp 163. 5 - 165TC 

NMR (CDCl ,. ) : 1.43 (3H. t. J-6. 5Hz ). 3.51 (3H. 

s.)..-_4 ..5_4_(.2.H..._q }±§^ SHz). 6.71 (2H. t. 

J-8.5HZ). 7.03 (IH. t. J-8. SHz). 8.05 (iH.bs) 
( 2 ) 4 - t K D ^ 5^ - 2 - ^ '> ^ f- - 1 - ^ ^ 
IS -iK-^yX^lfV — Jl^ 
mp : 162. 5- 163TC 

NMR (CDC l iV ) ' 1 3. 33 (3H. s ). 3. 81 (3K. s ). 4.81 
(2H.S). 6.85 (iH.d. J-B.SHz). 6.87 (IH.d. 
J-8.5HZ). 7.22 (IH. t. J-8. 5Hz) 
20 (3) 2-T-tf-^u-4-hKo4f>^-l-yf-;i'-lH 

- ^ > X ^ I f V - Ji' 
op : 154- 1551C 

NMR (CDCl ^ ) : 2. 80 (3H. s). 4.11 (3H. s). 6.83 
(IH, d. J-8. SHz). 6.96 (1 H . d . J -8. SHz ) . 7.33 
25 (IH. t. J-8. SHz) 
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(4) 2 - x^^i/;^;^rt?-^^/f-''^- 4 - h Kndfx- 
mp : 166. 5 - 182X: 

NMR (CDCli.ff) : 1.23 (3H. t . J =7. OHz ) . 3.72 (3H, 
S s). 4.13 (2H.S). 4.17 (2H. q. J =7. OHz ) . 6.81 

(IH. d. J-8. SHz). 6.84 ( IH. d. J -8 . 5Hz ) . 7.19 
(IH. t, J«8. SHz) 

(5) 2-Ti/-3-hKo:Jf*>-N->'f-yuT-'J^ 

mp : 94 - 97*0 

10 NMR (DMSO-d..ff) = 2.68 (3H. d. J-4. SHz). 3.80 

(2H.bs). 4.52 (IH. q. J=4. SHz), 5.98 (iH. d. 
J-8.SHZ). 6.13 (IH.d. J-8. SHz). 6.38 (IH.t. 
J-S.SHz). 8.73 (IH.bs) 

( 6 ) 4 - h K n # i/ - 1 - y f- VP - 2 - y / f- /u T 5 / 
15 -lH-'<>X'f=^V-/i' 

mp : 177- 179r 

NMR (CDCl,, ^ ) : 2.93 (6H.s). 3.60 (3H.s).^6.71 
(2H. br d. J-8Hz). 7. 03 ( IH. t. J-8Hz ) 

(7) 2_'<>^"7/w?foxf-;u-4-hKn#>'-l- 

20 y^ju-iH-^yx^iry-f^ 

NMR (CDCl ,-CD,OD. ^ ) : 3.93 (s.3H). 6.86 (d. 

J=8Hz.lH). 6.98 (d. J=8Hz, IH). 7.34 (t.J = 8Hz. 
IH) 

(8) 2-Tiy-3-hKn:^i/-N - {2-yhdr-> 
25 X f- ;w ) T - 'J > 



V/O 96/04251 



PCr/JP95/OI478 



155 

NMR (CDCl,.^) : 3.24-3.35 (m.2H). 3.40 (s.3H). 
3.64 (t. J=6Hz.2H). 6. 25-6. 37 (m. 2H). 6.74 
(t. J«8Hz. IH) 

(9) 2 -7 a y - 3 - h Kodf ->-N -xt;ur^ U >' 
5 ( 3 - > ;i. .> - 2 - h - a - N - X ^ T - 

NMR (CDCl,.^) : 1 . 30 (3H. t. J -7Hz ) . 3.16 (2H. Q. 
J-7H«). 6.29 (2H.d. J»8Hz). 6.74 (IH. t. 
J-9Hz) 
10 l!i£9)i35 

I H X ^ ^ ^^^--f^ ( ISOi g) O y ^ o o > ^ 

y {2Bl) ««ttCK9>fT^;^-T-feh>'i» + -C- = *: 

<l:*':^X-^^^^^^"7-f K««= (2ii«g) «:loi. * 

15 JtT-Cll*IB> i^tv.TSffiT-ft««'t *. RJS«^» 

ifo »t It * * ^ *^ * * 

20 n A : / ^ y - = 8 : 1 . v/v) T S K L T 4 - 

tKo^•^-l-y^^^-2-y^^^T5/-lH--: 

:</ X 'f i ^ V - ( 49mg) 4 . , 

NMR (CDCl.-CD.OD. y ) : 3.09 (3H.s). 3.48 (3H.s). 
6.60 (iH.d. J-7.5H2). 6.69 (IH. d. J«7. SHz). 
25 6.98 (IH. t. J-7.5HZ) 
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il) tH- miti- }- *) 'y i 830mg) <7) ^ ^ ;u X ;u i/ 

K ( 1 OOq 1 ) ( 4 - / h £^ ;u i yi^ ^ 

;w ) h i; 7 X ^ ;u * ^ * - A ( i o. 0 g ) ^ ;c. , 

5 30^ Sfc d 4 - f y > /I' ^<yu f t K ( 2. 22 g ) ^ 7k 

10 ttxf-;u) fWI!!LT. 4 - [(E) - 2- (4-h*'; 

) t - ;w ] ^ JS. S y /I' ( 1 . 1 8 g ) a XX/ 4 - 

[ ( Z ) - 2 - ( 4 - f 'J y -'I' ) t - /l- ] $ Jg. § ft ^ ^ 
;u ( 2. 67 g ) ^ S . 

4 - [ { E ) - 2 - ( 4 - f 'J ) t - ;u ] 3c & S 
15 ft ^ f- 

mp : 152- 154*0 
. . ; . . NMR (GDC! ^ ). = 3. 93 (3H,. s). 7. 11 (IH. d. 

J = 16Hz). 7.32 (IH. d. J = 16Hx). 7.39 (2H.d. 
J-6Hz). 7.60 (2H. d. J = 7. 5Hz). 8.06 (2H.d. 
20 J=7.5Hz). 8.61 (2H.d.J-6Hz) 

4 - [ ( Z ) - 2 - ( 4 - f 'J V ^l- ) - ;u ] $ .e. # 

NMR (CDClj.S- ) : 3.90 (SH.s). 6.61 (IH.d. 

J = 12Hz). 6.82 (IH. d. J = 12Hz). 7.08 (2H.d. 
25 J-6Hz). 7.28 ( 2H . d. J =7 . 5H z ) . 7.93 (2H.d. 
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J=7.5Hz). 8.48 (2H.d.J=6Hz) 
(2) Tf^mit^) i-'^^rfVl^^^^ (92.8n.g) COrVyt 

y v7 7 y ( 12ml) (nmmmizn^i^r A ' c ( e ) - 2 
- ( 4 - b- ) K - /H fcS^^wt^ i-^^ ( 1. 17 g ) 

10 ^A<l:LT, 4- [ (E) -2- (4-f.;i.;.) b-, 

] ^ > T ^ - ^ ( 762Bg) ^ * . 

n p- :— 2-1-1— 2 1 3 1 

NMR-(DMSO-d.. ) : 4.51 ( 2H. d. J -5Ht ) . 5.23 (IH. 
t.J-5Hz). 7.22 (iH.d. J-16HZ). 7.37 (2H.d. 
15 J-7.5HZ). 7. 49-7. 59 (3H.>). 7.62 (2H.d. 

J-7.5HZ). 8.53 (2H.d.J-6Hz) 

V> ;w T)^^-'^ ( 740.g) y X ;u T 5 XI. 77 

g )<r) y / f- ;w X * * K ( 3 Bl) »«J-SfflT = tt 

20 " t: u y 1-118 ) «:lni, 4^iaftll' 

,1.0. - »ttx^;u) TffilliLi^^ VT-D t•;^x-T;^T• 
25 «A^l:L-C4- [ (E) -2- (4-t:.;.:^;M 



wo 96/04251 



PCT/JP95/01478 



158 

;u] '< X T /I' r t K ( 518ng) t^io 
mp : 116- 117^: 

NMR (CDCl,.^) •• 7.16 ( IH. d. J = 16Hz ). 7. 33(1H. d. 
J = 16Hz). 7.40 (2H,d.J = 6Hz). 7. 69 (2H. d. 
5 J = 7.5Hz). 7.90 ( 2H. d. J =7. 5H z ) . 8. 62 (2H.d. 

J=6Hz) 

(4) 4 - [ ( E ) - 2 - ( 4 - f /I' ) t - ;P ] > 

X r f\^r^ K ( somg) <7) f > ( o. 025011) a iuFx. 

f / - ( 0.075B1) sa c . ^ o > (27. 4og) Sr JD 
10 7l^ia«8tt-r*. »»x^;i.«rfin 

^tfEL^ie.". «rr»tLT. 4 - C (E) - 2- (4 
-fi'v^/P) ^^tift (28mg) 

Bp : >300X: 

NMR (DMSO-d.. ^ ) : 6.58 (IH. d. J-15Hz). 7.35 (IH. 
15 'd.J-16Hz). 7. 53-7. 64 (4H.b). 7.70 (2H.d. 

J=7.5Hz). 7.76 (2H. d. J-7. 5Hz). 8.56 (2H.d, 

J"6Hz)_ . r \- ■■ ^ 

*iaiW37 

( 1 ) 4 - [ ( Z ) - 2 - ( 4 - f >; ) \i - f^l tcS. 

20 S8ft>f-/l' ( 570mg) (D / ^ / - ( 5. 7inl ) iSS 1:110% 
'J ^ , 7jc3K5lSEt^iaT4^HfltfPT 

y IS {t L -C, 4 - [ 2 - ( 4 - f X ^ 

] ( 539mg) «r 4 . 

25 op : 62 - 64t: 
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NMR (CDCl,.^ ) : 1.81 (lH.br s). 2.91 (4H.s). 
4.68 (2H.br d.J'SHz). 7.08 (2H. d. J = 6Hz ). 
7.15 (2H.d. J = 7.5Hz). 7.29 (2H. d. J-7. 5Hz). 
8. 48 (2H.br d. J-6Hz) 
5 (2) Kj£Wl36-(2)i:K«{-l''^» 4 - [2 - (4-li 
i; ;i/ ) fu] > 'J >^ T 3 - * ^* * • 

0P : 163- 1661C 

NMR (CDCl..^) ' 2. 96-3.04 (4H.ai). 3.90 (3H.s). 
7.12 (2H.d. J-6HZ). 7.20 (2H. d. J-7. 5Hz). 7.96 
10 (2H.d. J-7.5HZ). 8.50 (2H.br d.J-6Hz) 

(3) RS«36-(3)i:FI«CL'C^ 4 - C2 - (4-K 

Ij- j?_;U_)_X^7k-]-^->^LX-T- -y t K ^ ^ S o 

NMR (CDCl..^) : 2. 90-3.08 (4H.m). 7.06 (2H.d. 
J.6Hz). 7.30 (2H.d. J-7.5H2). 7.80 (2H.d. 
15 J-7.5HZ). 8.49 (2H.br d.J-6Hz) 
(4) |!l.aM36- (4 )k |SI»{C LT, 4- [ 2- ( 4 - f 

i; v> ) a: f- ;w ] ^ A il 1* * • 
fflp : >300TC 

NMR (DMSO-d..^ ) ' 2.91 (4H.br s). 6.47 (IH.d. 
20 JMSHz). 7.20-7.30 (4H.fli). 7.49-7.62 (3H.m). 

8.43 (2H.d.J-6Hz) 
KS(?438 

(1) 2 - T 5 / - 5 - r^o * - 3 - > ^/l' f U (300 

B.g)o N . N - ^ ^ ^ >' ( 486»g) sair^ftr 
25 -t f- ( i38Bg) *fini. TQ-c-c 3 ^nttwt I . RJ© 
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( 7 n n * A ) r- IS K L -C , 2 - T -t h T ^ K - 5 - 
5 -T* o ^ - 3 - y f- t* >' ( 120ing) ^: ^ i . 

NMR (CDCli. ^ ) : 2.25 (s-1 ike. 6H). 7.50 (br s. 
IH). 7.70 (d. J=2Hz. IH). 8.29 (d,J = 2Hz.lH) 
(2) 2-T-fe}'T$K-5-ro^-3->f-;i'h-'Ji^ 
> ( llOmg) i> X h *} - n - ri- fl'T I > ( 196inK) <n 

0 ^ £^ > » a g 3K 51 8t> , » 7 v":^ A ( II ) (1. 

mg) *f J: h >; 7 * - /I' * ^ 7 :^ ( I og) Id i 150 
r {iJDftt y /Hk (41.5iDg) IIP i . ISlffl-C 7^ 

-C «fe L -C V ( E ) - 3 - ( 6 - T -fe h T i K - 5 - 
/ f- ;u f i' > - 3 - 'f ''^ ) 7 7 -'Hft ( 89mg) i ^ 
20 4 . 

NMR (CDCL.ff) : 2.03 (s.3H). 2.14 (s.3H). 6.46 
(d. J = 16Hz. IH). 7.09 (d. J = 16Hz. IH). 7.81 
(s-1 ike. IH). 8. 30 (s-l ike. IH) 
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(1) 3 - C2.6-i^/f•^^-3 - [N - [4- (^^ 
,\. /J JU^<^ fi^) > ^ r 'J ] - N - / ^ 

5 ( 3 - b K o if ^ - 2 - T i / - N - / ^^I'T^ U >if 
i V ifi ft 2 . 6 - > ^ - 3 - [ N - [ 4 - ( y ^ /i- 
;u x< ^ >f ) :^ ^ >f :r U -> ^i- ] - N - ^ ^ T 
I / 1 ^ y JX' ir h ) 

NMR (DMSO-d..ff) : 2.24 (3H.s). 2.40 (SH.s). 
,0 2.71 (SH.d. J-5. 5HZ). 2.79 (3H. d. J-5. 5Hr). 

3.10 (3H.8). 3. 50 (IH.dd. J»16.5. 5.5Hz). 

- 3^67-(4H.-dd.-J-^l-6-.-5.-5..-5Xx_). 3.96 (2H.bs^ 

4.68 (IH.q. J-5.5HZ). 5.03 (2H.s). 6.20 (IH. 
d.J-7.5Hz). 6.49-6. 59 (2H.m). 6.88 (iH.d. 
15 J-16.0HZ). 7.22 ( IH. d. J -8. 5Hz ). 7. 27 (IH.d. 

J*8.5Hz). 7.42 (IH.d. J-16.0HZ). 7.63 (2H.d. 
J.8. 5Hz). 7:85 (2H.d. J«8. 5Hz). Sris (IHv t. 
J-4.5HZ). 8.48 (IH.q. J-4.5HZ) 
(2) 3 - [ 3 - CN - [ ( E ) - 3 - ( 6 - T-t h T 5 
20 K f «; > - 3 - 'f ) 'J o >f ;u r 'J ^^ ] - N " 

^ ^ JUT I y 1 - 2.6--:^7no'<>-:;;U5j-dE:x] - 

(3-tKodf..>-2-T$/T-';>'ifJ:tAe^b3- 
[ N - [(E) - 3 - ( 6 - T -fe h T 2 K f U y - 3 
25 - >f ;u ) T ^ o ^ ;w 'J ;w ] - N - / f- T i / ] 



wo 96/04251 



PCT/JP95rt)1478 



162 

- 2.6 - V 7 n o > 35> f, ) 

NMR (CDCl,.^) : 2.22 (3H.s). 3.28 (3H.s). 3.50 
(4H.br s). 3.69 ( IH. dd. J = 17. 4Hz). 3.94 (IH. 
dd,J = 17. 5Hz). 5.34 (2H.s). 6.40-6.50 (2H. 
5 o). 6.60-6. 76 (3H.m), 7.32 (IH. d. J«7. 5Hz). 

7.50 (IH, d. J»7. 5Hz). 7.53 ( IH. d. J « 15Hz ). 
7.85 (lH.dd.J = 7.5. 2Hz). 7.27-7.36 (4H.m). 
7.49 (IH. d. J = 7. 5Hz). 7.51 ( IH. d. J = 1 5Hz ). 
7.84 (lH.br d. J«7.5Hz). 8.09 (lH.br s). 8.22 
10 (IH. br d. J = 7. 5Hz). 8.36 (lH.br s) 

(3) 2 - T 5 / - 3 - C 3 - [ N - [ ( E) - 3 - ( 6 

- T -t h T i K f T - 3 - >f ;w ) T ^ U n >f ;u ^ ij 



15 (3-tKo4ri'-2-Ti/-N-xf-yi/T-'i>'i> 
iiV^itZ - [N - [(E) - 3- { 6 - T -t V T I h' 

- : t' 'I >' - 3 - T /I' ) T y t/ ju y ] - n - x 
f-/uT 5 / ] - 2.6 - i^^^oo^vi^yu**^) 
( i <?) <fc ^ «i» li ^ ifi -^t 1* {- H « fi** 18 - ( 2 )<75 IS |5f fk # ffe 
20 i:LTffiffl1-4) 

(4) 3 - [3 - [N - [{£) - 3- (6-r■t^r$ 

K f ') y > - 3 - ^ -'U ) T 7 ') o >f ;u 7 'J ;u ] - N - 
yf-;UTi/] - 2.6-v'7nn'<>i;;i.:t=Jrx] - 

25 (3-tKo3E-j/-2-Tc/-N-/f-/i'T-';>i» 
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i.X/%it2 - [N - [(E) - 3- ( 6.-r-t VT i h' 
\^ i) -J y - 3 - ^ Ji^ ) T »; ^ n ;u ^ 'j -> /i' ] - N - ^ 

( C ^^fc-S-ftli^tft-frT lw||Mif«18- (3 )(omn<t^^ 
t L -C « ffl 1- -5 ) 

(1 ) » a « 16- ( 2 ) t R » L T, 3 - ( N - r U •> 

•> U ;w 5r # y f- -'w ) - 2 . 6 - ^ D o '^c >' if i 

t;f ( E ) - 3 - ( 6 - T -b h T a K f »; > - 3 - >f 
yu) T^';/Wit*»<b, 3 - [N - C(E) - 3- (6- 



^ *} JU it ^ ^ i- ) - 2.6-i'^DO-c>-lf> 

IS «: » * . 

mp 194- 196t: 

NiiR (CDt r.^ ^ ) : lO 06 (9H. s ). 2. 22 '(3*H. s ). 3. 23 
(3H.S). 3.57 (lH.dd.J-17. 4Hr). 3.94 (IH. dd. 
J-17. 5Hz). 4.92 (IH. d. J = 10Hz). 4.98 (IH.d. 
20 J-lOHz). 6.44 (IH.d. J-15H2). 6.63 (lH.br s). 

7.22 (IH. d. J-8Hz). 7. 35-7.48 (6H.01). 7.52 
(IH.d. J»15Hz). 7. 70-7. 77 (4H.m). 7.83 (IH. 
dd.J-8. 3Hz). 8.05 (lH.br s). 8.22 (IH.d. 
J-8Hz). 8.36 (lH.d.J-3H2) 

25 
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(2)KafiWl6-(3)fcPI<|lCL-C, 3 - CN - [(E). 
- 3 - ( 6 - T -fe h T 5 K f >j > - 3 - ) T ^ 'i 
o >f ;u r 'i -> /I' ] - N - T ^ / ] - 1 - t K o 

£^y^;p_2.6--:?^DD'<>-lf:^$:1&5. 
np : 207- 209t: 

NMR (DMSO-d..^) : 2.10 (3H.s). 3.10 (BH.s). 
3.47 (IH.dd. J = 17. 4Hz). 3.76 (lH.dd.J = 17. 
5Hz). 4.74 (iH.d. J=5Hz). 5.35 (lH.br s). 
6.79 (IH.d. J-15Hr).- 7.37 (IH . d. J - 1 5H z ) . 
7.61 (IH.d. J-8HZ). 7.65 ( IH. d. J «8Hz ) . 7.98 
(IH.dd. J-8. 3Hz). 8.11 (IH.d. J-8Hz). 8.21 
(IH. t. J-SHz). 8. 47 (IH. s) 

(3) Ka«i6- (4)i: i6i t -c. ftfkS- [N-(Te) 



10 



15 



20 



25 



-3 - (6-T-fehT5-Kfyi^>'-3-^;u) T 9 
D ;u ^ •> ) - N - > ^ /I' T i / ] - 2 . 6 - ^ o 

BP : "222- 223*0"^ 

NMR (CDCl,-CD.OD. ) : 2.22 (SH.s). 3.27 (SH.s). 
3.60 (IH.dd. J-17. 3Hr). 3.94 (IH.dd. J = 17. 
3Hz). 4.78 (2H.S). 6.49 (1 H . d. J = 1 5H z ) . 7.31 
(IH. d. J=8Hz). 7.49 ( 1 H . d . J =8H z ) . 7.51 (IH.d. 
J-15HZ). 7.88 (IH.dd. J-8. 3Hz). 8.23 (IH. 
br d. J-8Hz). 8. 33 (IH. d. J=3Hz) 
KJ&««41 

K£W36-(4)tPl«{-L-C, 4--T-fe hTi K-3 
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■fe V 7 i K- 3 - / i- i^BiiSt i ^ ^ o 
BP J 262- 2631C (dec. ) 

NMR (DMSO-d,.^) : 2.09 (3H.s). 2.23 (3H.s). 
5 6.43 (IH.d. J-16HZ). 7. 43-7. 61 ( 4H ) . 9.33 

(IH.s) 

KS«36-(2)t|5IttCL-C, 2 - [ (E) - 2- 
{ 4 - \i n^) t: - ;w ] t »J 5? > - 5 - * /u iif V 
LO ^ ;u 5 - h K o J' / ^ ^^ - 2 - [ ( E ) - 2 - 

( 4 - t U v' ) t - y^ ] t 'J 5^ » 4 . 

.Bp_:__>1.98-.-9X 

NMR (CDCl..^) : 4.73 (2H.8). 7.34 (IH.d. 
J«16Hz). 7. 40-7. 49 ( 3H. ■ ) . 7. 53 ( IH. d. 
15 J-16Hz). 8. 53-8. 65 (3H.a) 

' (1) 3 . 4 - 5> t K o - 2 ( 1 H ) - # / V / > - 6 - 
yj jun: >.m^ i-Ji^ ( 500»g) <^ -f h 9 t K n 7 9 » K 
iZ 2 M n X - ^ "7 KtSfl^W'fH^tKnT 

20 7>iSm (2. Sal) $:zk?tTaTL, 45^ H Jt S . 

^ f y -f^ (1ml) *SSTL, l^W 

25 a , tt E « tt 4 . » fit «: ° ^* ^ " ^ " " 
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.3f-^V*»f,»5|£fl:LT1.2.3.4-Th7tKD 

if-y i; > - 6 - ju 7t( y Wt j( i- r>^ i: ^ i) „ 
mp : 75- 84t: 

NMR (CDCl,.^) : 2.93 (2H. qui nt. J = 7Hz). 2. 76 
(2H. t. J = 7Hz). 3.33 ( 2H. t . J =7Hz ) . 3.83 (3H. 
s). 4.29 (lH.br s). 6.39 ( IH. d. J=8Hz ). 7.59- 
7.68 (2H.B) 

(2) Kfi«36- (2 )i: |5I«tC L -C. 6-tKD#i/yf- 
1.2.3.4-Th7bKDdE^/V>«r?»4. 

NMR (CDCl,.^) : 1.53 (IH. t. J=6Hz). 1.90 (2H. 

quint. J«7Hz). 2. 73 (2H. t. J-7Hz ). 3.28 (2H.t. 
J = 7Hz). 4.49 (2H.d.J«6Hz). 6.44 (IH.d. 
J=8Hz). 6.90-7.00 (2H.ib) 

(3) 6-tKodf5^^f-;w-1.2.3.4-Th7bK 
15 n df- / U > ( 314mg) ^ ^ ^ / - /^ (4ml) *R * * fift 

( 589n>g) ^ ^K?tT TSBT L , |SI fi "C 1 ^ IB ft fl' t i . 
. R Jo a iB ^ V ' a fit fiSt 3L f- /w if i I& fP « tK 3? 

20 t'5.aii*^Kffl»»^0"^t-^7 7'f (n-'^=^r'^ 
>:B^iftXf-/U=l : 2, v/v) TISKLTl-T-fef- 
;u-6«-tKodr->yf-;w-1.2.3.4-fl'7hK 
a ^ / > ( 227Bg) $r 4 . 
mp : 95- lOSTC 

25 NMR (CDCl,.^) = 1.70 ( IH. t- 1 i ke ). 1.96 (2H. 



5 



10 
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quint. J=7Hz). 2.24 (3H.s). 2.75 (2H.t. 

J=7Hz). 3.80 (2H. t. J=7Hz). 4.67 (2H.d. 
J-6Hz). 6.96-7.36 (3H.m) 

(1) 3 - y h - 4 - - h o >i^;uTJl' 3 -;K1.0 

g )ii XVio%^<y -t-nt^ (lOOBg) <^y^/--'wiE 

^ y 'J /U T ^ ^ ( 9iOBg) ^ It & . 

NMR (CDCl,.^) : 3.77 (2H.br s). 3.84 (3H.s). 

4.56 (2H.S). 6.66 ( IH. d. J -8Hz ) . 6.76 (IH.d. 

^Jj- 8 H Z-)-._6_._8_l__( 1_H_. . 



(2) 4-Ti/-3-yl'#>'-<i' i^yuT/Vr' -/K900 
^ y _;uigiBEi;lR*»|| (l.Bg) €:7»cJ^TTlD 

15 piiST 1 ^ia«#i- i. RCa^iitttt^ 

«Eift|gLT4-T-tl'Tc K-3-/h* i^'i- 
T ;u 3 — ^i' ( 840mg) f!J 4 D 
20 mp:104Xr 

NMR (CDCl..^) : 1-69 ( IH. t. J -5Hz ) . 2.20 (3H.s). 
3.90 (3H.S). 4.65 ( 2H . d. J -SH z ) . 6.88-6.97 
(2H.m). 7.74 (lH.br s). 8.32 (lH.d.J=8Hz) 



25 



wo 96/04251 PCT/JP95/01478 

168 

KSfl«l36-(3)i:|5l«twL-C. TlKnif^^ii'll^io 

(1) 1 - T-fef'/l'-e-.tWUi^U- 1.2.3.4-Th 
7 t K D df. / Ij 

5 NMR (CDCl,.^) : 2.01 (2H, quint. J=7H2). 2.29 

(3H.S). 2.82 (2H. t. J = 7Hz). 3.81 (2H. t. 
J = 7Hz). 7.46-7.60 ( IH. brpeak ) . 7.65-7.74 
(2H.n). 9.93 (IH.s) 

(2) 4-T-thT5K-3-yh=JfS^'<>X'T/Uf'tK 
10 op : 14St: 

NMR (CDCl,.^) : 2.25 (3H.s). 3.97 (3H.s). 7.41 
(IH. d. J-2Hr). 7.48 (lH.dd.J = 2. 8Hz). 7.99 
(lH.br s). 8.59 ( IH. d. J -8Hz ) . 9. 88 (IH.s) 

( 3 ) 5 - * 5 - 2 - X ( E ) - 2 - ( 4 - f >J ) 
15 - ;u ] f U > 

fflp : 131 - 136X: 

NMR (CDCl ) : 7. 40 (IH. d. jM6H2k. 7 

J-6Hr). 7.56 ( 1 H. d. J -8Hz ) .- 7.78 (IH.d. . 
J = 16Hz). 8.19 (lH,dd.J-2. 8Hz). 8.65 (2H.d. 
20 J«6Hz). 9.07 (lH.d.J«2Hz). 10.12 (IH.s) 

Kj£<5^46 

(1) (E) - 3- (1-T-fc^ -1.2.3. 4-rh 
7h Koi^/i;>-6-'f;u) T^'Mwtt 
25 NMR (DMSO-d.. 5- ) : 1.85 ( 2H . q u i n t . J = 7H z ) . 2.17 
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(3H.S). 2.73 (2H.t.J=7Hz). 3.68 (2H. t. 
J=7Hz). 6.46 (iH.d. J = 16Hz). 7.41-7.63 (4H.ni) 

(2) 4-7-thT5K-3-yb^2^^*» 
mp : 221.5- 230t: 

5 NMR (DMSO-d.. ^) : 2.10 (SH.s). 3.89 (3H.s). 

6.52 (IH.d. J-lSHz). 7.20 ( IH. d, J -8Hz ). 7.38 
(iH.s-like). 7.53 ( IH. d. J -16Hz ) . 8.07 (iH.d. 
J=8Hz). 9.26 (IH.s) 

(3) ( E ). - 3 - [ 6 - [ (E )- 2 - ( 4 - U i^/M 

10 If - ] t: »; > - 3 - 'f ^i' ] T ^ u ;ni 

DP : >250X: 

NMR (DMSO-d.. g ) : 6. 7l ( IH. d. J -16Hz ). 7.56-7.77 

(6H.B). 8.20 (lH.dd.J-2. 8Hz). 8.59 (2H.d. 
J-6Hz). 8.88 (lH,d.J-2Hz) 

15 |IIj£«47 

(1) K£M36-(3)i:FI»J:itT, 4-hKn:^£^y^ 

- 2 - X K if- -> i' fc S R ^ ' « - * > $ - 2 - / 

NMR (CDCli.^) • 4.04 (s.3H). 7.47-7.55 (b.2H). 
20 8.04 (d.J-8Hz.lH). 10.21 (s.lH) 

(2) 4 - i - 2 - y h ^ i^^S'SKf^r ^ 7 h K 
a 7 7 V S « «i ( h 0 7 * * ^ * 9 - 'J f > ) ft «2 
/f ^;u«:2iaTlPi, 1 «f W « # » « E « t 4 . » «E 

25 «-fliL^*l^lNfilleTpH4CS?eL, ftttxf- 
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-7 ^ ^ AVn.iSL^. ¥ti&iimt h , V 

r a h' ;w X - T >^ T rft it L -C . 4 - /j 7i( - z - / 

5 NMR (CDCl,.^ ) : 3.84 (s.3H). 4.13 (s.3H). 6.54 

(d. J'16Hz. IH). 7.14 (s.lH). 7.31 (d. J'8Hz. 
IH). 7.67 (d. J = 16Hz. IH). 8.21 (d.J=8H2.1H) 

(3) 15* W26i: ^«tw L A - t 1/ - I - / h 

S . 

NMR (CDCli.ff) : 3.01 (d, J -5Hz. 3H ). 3.82 (s.3H). 
4.00 (S.3H). 6.48 ( d. J - 16Hz . 1 H ) . 7.07 (s. 
IH). 7.25 (d. J-8HZ. IH). 7.67 (d. J = 16Hz. IH). 
15 7.78 (br s.lH). 8.24 (d.J=8Hz.lH) 

(4) 3 - / V ^ - 4 - / f - ij tv ^ A ^ 

, ; )w k 300Bg;) ...niA-.f. j 'rj^^^\:..AM:y^U^S':\A *? ^ 

* a? a (l.Sal) ^SfflTiDi, 50*0 T- 5 ^ IB « 11* 1" 

20 ;p T- i5t f!^ a 1 N S 8E T- pH 4 II 33 E T 4 . ^ L it K !^ 
«:iPJtzL,*-C-iifeifL-C, 3-/h=»fi^-4-/f-/wX; 
yu ^ ^ /I/ ti ^ K ( 2 50iEg) 

NMR (DMS0-d..5) : 2.78 (d . J = 5H z . 3 H ) . 3.91 (s. 
3H), 6.66 (d. J = 16Hz. IH). 7.31 ( d. J =8H z. 1 H ) . 
25 7.43 (s.lH). 7.59 ( d. J - 1 6 H z . 1 H ) . 7.73 (d. 
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J=8Hz. IH). 8. 16 (q-1 ike. IH) 

-i;tKn-2H - [1.3] ^ ^-^r y [3, 2 - a] 
5 X ^ 5^»/-;U3&»f,9-tKo^J^-3.4->'b 

Ko-2H-[1.3] t ^-^r y [3.2-a] ^> X 

i r y - * ^» * - 
fflp : 227- 230^ 

NMR (CDCl,.^) : 2. 28-2.39 (2H.o). 4.10 (2H.br 
[0 t.J-7.5Hr). 4.54 (2H.br t.J-6Hz). 6.71 (IH. 

d.J-7.5Hz). 6.80 (iH.d. J«7.5Hz). 7.06 (IH.t. 

J_-7,._5Hz-) 

15 e^_N-y'J^/i'T-'J>'**Xt^2.6-5'^nn-l-- 

^ - t 7 Y f^^' i ' K r-fe-f- ) T r / h x -tf ^ , 2 
_7.5y«3_ [2.6-i^^oo-3 - [N - (7^ 
;v 5 K T -fe /I' ) - N - / f- ^J' T 5 / ] > * 
20 x]-N-/f•''^T-'i>'^SS. 

NMR (CDCl,.^) : 2.83 (s.3H). 3.25 (s.3H). 4.09 
(S.2H). 5.33 (d. J-lOHz. IH). .5. 41 (d. J-lOHz. 
IH). 6.41 (d. J-8HZ. IH). 6. 65 (d. J»8Hz, IH). 
6.85 (t»J-8Hz.lH). 7.44-7.56 (b.2H). 7.68- 
25 7.78 (01. 2H). 7.80-7.90 (d.2H) 
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(2) Kit^Jl5-(2)i:Pl«l^L'C, 4- [2.6--:^7o 
n-3 - [N - (7:^;U'f^KT-tf-/W) - N- Zf-zi- 

NMR (CDCl,.*) : 3.24 (s.3H). 3.53 (s.3H). 4.10 
(S.2H). 4.20 (s.SH). 5. 63-5.74 (b.2H). 6.80- 
6.88 (in.2H). 7.10 ( t. J=8Hz. IH) . 7.43-7.55 
(id!2H). 7.67-7.76 (n.2H). 7.80-7.90 (o.2H) 

(3) 3 i: P)»C L 4 - [ 3 - m - \) 
-li-/i-j\,Tz/) - 2.6-v^^on-:y-:;;u^=3E- 
->] - 2- yhJc--^-l-/f-/i'-lH-'<>'X^i^ 

•/ - /I' » 4 . 

NMR (CDCl,.^) : 3.00 ( d. J = 1 5Hz . IH ) . 3.10 (d. 
J-lSHz.lH). 3.21-(s.3H). 3.51 (s.3H). 4.16 
(S.3H). 5.62 (S.2H). 6.78-6.88 (in.2H). 7.09 
(t. J«8Hz. IH). 7.23 (d. J-8HZ. IHz). 7. 43 (d. 

. ■ . •■ J -^H?/lH-)v-;.^T.:- - j: v-v- -■—••V- ;.„:. ■ •; 

(1) 4 - [3 - [N - (4-7-fel-TiK-3-/^/l' 
I, -f- ^ j\. ^ i) ji^ ) - H- Zf-ii^Tiy] - 2.6 
- ^ a V ^ > if /I' ^ - 1 - / \ ^ - 1 - /f- 

;u - 1 H - X I y V - 

NMR (CDCl ,. ^ ) : 2.22 (s.3H). 2.27 (s.3H). 3.25 
(S.3H). 3.55 (S.3H). 3.65 (dd.J-4. I8H2.IH). 
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3.94 (dd.J-4. 18HZ.1H). 4.19 (s.3H). 5.65 
(S.2H). 6.41 (d. J»16Hz. IH). 6.60 (br peak. 
IH). 6.80-6. 89 (in.2H). 7.00 (br s. IH). 7.12 
(t. J=8Hz. IH). 7.23-7.41 (m.3H). 7.41-7.55 
(m.2H). 7.94 (d.J^SHz.lH) 
(2) 4 - [3 - [N - C3->'h^x-4-(y^^l'X^ 
jvy<^ ^ fl^) -> > i- ^ >( r } - H- ^i-f^Ti 

•> - 1 - y f- 1 K - ^ 'y X >( I f V - >^ 

NUR (CDCl..^) : 3. 02 (d. J-5Hz. 3H ). 3.27 (s,3H). 

3.55 (S.3H). 3.67 (dd.J-4. 18Hz. IH). 3.93 
<dd. f-4. 18HZ .1H) . 3.97 ( s.3H). 4 .19 (s.3H). 

5.65 (S.2H). 6.53 (d. J-16Hz. IH ). 6.69 (t- 

like.lH). 6.81-6.89 (■.2H). 7.03 (s-like. 

IH). 7.11 (t. J-8HZ. IH). 7.23 (d. J«8Hz. IH). 

7.30 (d. J-8HZ. IH). 7.47 (d. J-8Hz. IH). 7.55 

(d: j -16Hz. IK ) . 7; 79 (V-1 i ke.. lH). • 8. 21> (d; 

J-8HZ.1H) 

(3) 4- [2.6->'^on-3 - [N-^^/l'-N- 

[4 - (2-5r^yt*n«;i'i'-i-'f'"') •>>■^^W' 
;p ^ X ] T i / ] y * * •> ] - 2 - ^ h # -> 

NUR (CDCl..^) : 2.11-2.22 (2H.b). 2.62 (2H. t. 
J-7.5HZ). 3.27 (3H.S). 3.53 (3H.s). 3.66 
(lH.dd.J-17. 4Hz). 3.88 (2H. t. J»7. 5Hz ). 3.94 
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(lH.d.J = 14. 5Hz). 4.19 (3H.s). 5.65 (2H.s). 
6.42 (IH. d. J = 15Hz). 6.60 (lH.br t.J = 5Hz). 
6.81-6.88 (2H.in). 7.10 ( IH. t. J = 7. SHz ). 7.30 
(IH. d. J = 7. 5Hz). 7.45-7.58 (4H.m). 7.66 (2H. 
5 d.J=7.5Hz) 

(4) 4 - [2.6-->-;'nu-3 - [N - [4 - [N- 
/ ^.df.i.T-fef•/^-N- (3-t•'ii^v^^f•/^) 

•J /V'it ^ 'y] - 2 -Vhdfi/-1 - yf-;u- i H--;> 
10 X ^ i r y - /^ 

NUR (CDCl,.^) : 3.28 (3H.s). 3.34 (SH.s). 3.53 
(3H.S). 3.68 (IH.dd.J-17. 4Hz). 3.80 (2H.s). 
3.95 (lH.d.J-14. SHz). 4.19 (3H.s). 4.89 
(2H.S). 5.65 (2H.S), 6.46 ( IH. d. J-lSHz ). 
15 6. 68 (lH.br s). 6.81-6.89 (2H.n). 6.99 (2H. 

d.J-7.5Hz). 7.11 (IH. t. J»7. 5Hz). 7.20-7.33 
. .. . (.2H. m.), .-7. 45-7.:5l9 •C4H.J8). . 7.J67-,XIH. J^T d. . 

J-7.5HZ). 8.37 (lH.br s). 8.51 (lH.d.J = 5Hz) 

(5) 4- [2.6--:^7oD-3 - [N-^f-;u-N- 
20 [ 4 - [ ( E ) - 2 ^ ( 4 - f 'J ) t: - -'U ] X >' ^ ^ 

Ti/] ^ > 'J ^ 'y] - 2 - / h ^ 'y 
-l-yi-j\'-\H — t y X ^ I r Y - fi' 

NMR (CDCl,.ff) : 3.28 (3H.s). 3.52 (3H.s). 3.68 
(lH.dd.J = 17. 4Hz). 3.95 (lH.d.J«14. SHz). 
25 4.19 (3H.S). 5.66 (2H.s). 6.50 (IH.d. 
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J = 15Hz). 6.64 (lH.br s). 6.80-6.88 (2H.in). 
7.05 (iH.d. J = 15Hz). 7.11 ( IH. t . J =7. 5Hz ). 
7.30 (IH.d. J=7.5Hz). 7.37 (2H. d. J = 7. 5Hz ). 
7.45-7.61 (7H.m). 8.59 (IH. d. J=7. 5Hz) 
(6) 4- [ 2 . 6 - n o - 3 - ,[ N - > ^^l' - N - 

[ 4 - c 2 - ( 4 - h* y ;w ) X f- ;u ] X > * >f r 

NMR (CDCl,.^) : 2. 91 (4H. br s). 3.27 (3H.s). 
3.52 (3H.S). 3.65 (lH.dd.J-17. 4Hz), 3.94 
(lH.d.J-14. 5Hz). 4.19 (3H.s). 5.64 (2H.s). 

- 6, 43- (-1 H.-d._Ul 5H z )_.._6^6_L (lH.br s). 6.81 - 

6.88 (2H.m). 7. 02-7. 18 (5H. a). 7.30 (IH.d. 
J-7.5HZ). 7.42 (2H.br d.J-7.5Hz). 7.48 (IH. 
15 d.J-7.5Hz). 7.54 (IH. d. J-15Hz). 8.48 (IH.d. 

J«7. 5Hz) 

[ ( E ) - 3 - C 6 - C ( E ) - 2 - ( 4 - ) 
t - ;u ] f U - 3 - 'f /I' ] T ^ U a ^ ;w r 'J ^^ ] 

NMR (CDCl,.^) : 3.28 (3H.s). 3.52 (3H.s). 3.58 
(lH.dd.J«17. 4Hz). 3.96 (lH.d.J-14. 5Hz). 
4.19 (3H.S). 5.67 (2H.s). 6.58 (IH.d. 
25 J-15HZ). 6.69 (lH.br s). 6.81-6.88 (2H.!d). 



20 
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7.11 (IH. t. J-7.5HZ). 7.30 ( IH. d. J = 15Hz ). 

7.34 (IH. d. J = 15Hz). 7.39-7.51 (4H.in). 7.58 

(iH.d, J-8Hz). 7.62 (IH. d. J=8Hz). 7.82 (IH. 

br d. J = 7.5Hz). 8.61 (2H.br d. J = 7.5Hz). 8.74 
5 (lH.br s) 

(8) 4 - [ 3 - [N - [ ( E ) - 3 - ( 1 - T^:f^/^- 
l . 2 . 3 . 4 - T h 7 h K o if / >; >^ - 6 - >f ;0 r ^ 
ij o >f ;P r 'J -'^ ] - N - > f- ^l' T i / ] - 2 . 6 - 
^ u a ^ > -y it ^ ] - 2 - ^ I- df- 5^ - 1 - /f f- - 

10 I u - ^ y X >( I r y - 

NMR (CDCl..^) : 1.96 (n.2H). 2.23 (s.3H). 2.73 
(t. J-7HZ. 2H). 3.25 (s.3H). 3.52 (s.3H). 3.64 
(dd.J-4. 16Hz,lH). 3.78 ( t. J»7Hz. 2H). 3.93 
(dd.J-4. 16Hz. IH). 4.19 (S.3H). 5.15 (s.2H). 
6.42 (d. J-16HZ. IH). 6. 69 (br peak.lH). 6.80- 
6.88 (m.2H). 7. 10 ( t. J-8Hz. IH ). 7.20-7.38 
(b; 4H )•• 7: 4^-7^ 58 (bv 2H ) - • - ^ 

(9) 4 - [3 - [N - C(E)-a - (e-T-fehTS 
|f _ 5 _ ^ ^ ;u h* v' > - 3 - >f -'w ) T 7 U o ^ ;p ^ 
i^;u] - N- y^^i'Ti/] - 2.6--:^^DO-;>-:; 
JU^ ^ i^.] - 2 - / V ^ - I - / ^ - 1 H-'OX 

'f i r V - 1^ 

NMR (CDCl,.^) : 2.23 (s.3H). 2.31 (s.3H). 3.27 
{S.3H). 3.51 (S.3H). 3.66 (dd.J=4. ISHz.lH). 
3.95 (dd.J-4. IBHz.lH). 4.17 {s.3H). 5.64 
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(S.2H). 6.48 (d. J = 16Hz.lH). 6.79 (br peak. 
IH). 6.81-6.89 (m.2H). 7.10 ( t. J=8Hz. IH ). 
7.30 (d. J=8Hz. IH). 7.43-7. 56 (m.2H). 7.65 
(s-like. IH). 7.83 (br s.lH). 8.31 (s-like. 

5 IH) 

(10) 4 - [2.6->'^oo-3 - [N- C (E) - 3 
_ ( 6 - X h J/ ;K - y >' - 3 - 'f ^^ ) T ^ 
ij o ^ /U^ - N - f-Zl'T $ / ] i^/U** 

1 0 V - ^l' 

NMR (CDCli.ff) 1.46 (t. J-7. 5Hz. 3H). 3.27 (s. 
3H). (S.3H). 3.70 ( dd. J - 4. 1 8Hz . IH ) . 



3.90 (dd.J-4. 18HZ.1H). 4.17 (8.3H). 4.49 
(q. J-7.SHz.2H). 5.65 (s.2H). 6.65 (d.J = 16Hz. 
15 IH). 6.75 (t-like.lH). 6.81-6.89 (».2H). 

7.11 (t.J-8Hz.lH). 7.31 (d. J-8HZ.1H). 7.48 
' Cd. j^8Hz. Iiry.' 7.6r <d.^^^ 7. 93 (d. 

J-8HZ.1H). 8.13 (d.J-8Hz.lH). 8.35 (s-like. 
IH) 

20 (11) 4 - [ 3 - [ N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - T ^ / f 
X) y - 3 - ^ jv) T 7 U o ^ ;u r •> ^l' ] - N - 
;uTi/] - 2.6->'^'na-ci'-:;;w:t^->] - 2- 
^ Y it - 1 - - iH-'O'X^f = :r'/-;u 

NMR (CDCl,.^) : 3.27 (3H.s)..3.54 (3H.s). 3.65, 
(lH.dd.J-17. 4Hz). 3.94 (lH.d.J-14. 5Hz). 



25 
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4.19 (3H.S). 4.69 (2H.s). 5.64 (2H.s). 6.30 
(IH. d. J = 15H2). 6. 50 (IH.d. J=7. 5Hz). 6.56 
(lH.br s). 6.81-6.88 (2H.id). 7.10 (IH.t. 
J«7.5Hz). 7.30 (lH.d.J = 7.5H2). 7.42-7.50 
(2H.ni). 7.61 (lH.br d.J = 7.5Hz). 8.18 (IH. 
br s) 

(12) 4 - C 3 - [N - ( 4 - T ^: h T 5 K - 3 - y h 
^ y -r ^ ^ ^ ) - N- /f-/wTi/] - 

2,6--:'. 7oo'<>i?;u:i'*i^] - 2- yh#s^-i 
- jt 1 K i^V-Zl' 

NMR (CDCl,.^) : 2.20 (3H.s). 3.28 (3H.s). 3.53 

(3H.S). 3.66 (lH.dd.J = 17. 4Hz). 3.89-4.00 

(4H.«). 4.19 (3H.S). 5.65 (2H.s). 6.40 (IH. 

d,J = 15H2). 6.60 (lH.br s). 6. 81-6. 89 (2H. m). 

7.00 (lH.br s). 7.08-7.15 (2H.b). 7.30 (IH. 

d.J»7.5Hr). 7.48 ( IH. d. J =7. SHz ) . 7.50 (IH. 
' a. j'-15Hz). 7. 81 tm^^ d.. ^ , 

J-7.5HZ) 

(13) 4 - C2.6--:^7DO-3- [N- C4 - (v/f 
^ ;u yj ^< ^ ^ f^) > t ^ ^ >^ ^ - ^ - "f" 

;uTi/] - 2- /l-=Jfx-l-y^ 

1 H - ^ y X ^ I r 
NMR (CDCl,. ^) : 2.98 (br s.3H). 3.11 (br s.3H). 
3.27 (S.3H). 3.53 (s.3H). 3.65 (dd.J=4. 
18HZ.1H). 3.93 (dd.JM. 18Hz.lH). 4.18 (s. 
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3H). 5.63 (S.2H). 6.50 (d. J = 16Hz. IH). 6.55 
(t-like.lH), 6.80-6.87 (ni.2H). 7.10 (t. 
J=8Hz.lH). 7.30 (d. J = 8Hz. lH). 7.38-7.61 (m. 

6H) 

5 m«Wl8 

RSW15- (2)i: Pimt:: L•CJaT<^fl:^«'*^*• 
(l) 4 - [3- [N- [ (E) -3- (6-T-t hT^ 
K t- «; >' - 3 - >f /l- ) T ^ U o ^ ;w ^ y •> - N - 

NMR (CDCl..^ ) : 2.21 (3H.s). 3.29 (3H.s). 3.59 
(^_H,-_br-d.-J-17Hi).-4._10-A.J2_^^ 

(iH.d.J-lOHz). 5.59 (iH.d.J-lOHz). 6.48 (IH. 

d.J-15Hz). 6.78 (lH.br s). 7.83 (IH.d. 
15 J-7.5HZ). 7,12 (IH.t.J-lSHz). 7.20-7.29 (IH. 

b). 7.32 (IH.d. J-7.5HZ). 7.49 (IH.d. 
' ■ 7-f:5Hz)7?:€^ (iH.br d; 

J-7.5Hz>. 8.09 (lH.br s). 8.23 (lH.br d. 

J. 7. 5Hz). 8.37(lH.br s) 
20 (2) 4- [3 - [N- C (E) - 3- (6 -T-thT^ 

K f 'j 5^ V - 3 - >f ^i- ) T ^ ') o ^ /w ^ 'J £^ /I' ] - N - 
^ ^ ;u T 5 / ] - 2 . 6 - o n V :t * V ] " 
1 _ X ;w - 2 - ^ h - 1 H - -< V ^ i ^ - -'^ 
NMR (CDCl.. ^ ) : 1.35 ( t. J -7. 5Hz. 3H ). 2.22 (s. 
25 3H). 3.67 (dd.J-4. 18Hz. IH).. 3. 94 (dd.J-4. 
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18HZ.1H). 4.00 (q. J»7.5Hz.2H). 4.18 (s.3H). 
5.64 (S.2H). 6.46 (d. J-16Hz. IH ). 6.69 (t- 
like.lH). 6.80-6.90 (id.2H). 7.11 (t.J=8H2. 
IH). 7.30 (d. J=8Hz. IH). 7.44-7.58 (in.2H).. 
7.84 (dd.J=2. 8HZ.1H). 8.08 (s.lH). 8.20 
(d. J-8HZ. IH). 8. 35 (d. 2H) 
(3) 4 - [ 3 - [N - C ( E ) - 3 - { 6 - r-t hT I 
K f > - 3 - ^^ ) T 7 T n ;u r U X -'I' ] - N - 
/ f- T 5 / ] - 2 . 6 - 7 n o > y ;u ^ # -> ] - 
2_y h>>' - 1 - / i- J^^ - 1 H-'OX'f I fTY-fi^ 
NUR (CDCl,.^) : 2.21 (3H.s). 3.28 (3H.s). 3.53 
(3H.S). 3.66 (lH.dd.J»17. 4Hz). 3.95 (IH.dd. 
J.-17. 6Hz). 4.19 (3H.S). 5.66 (2H.s). 6.46 
(IH.d. J-15HZ). 6.-68 (IH.t-like). 6.80-6.88 
(2H). 7.10 (IH. t. J«8Hz). 7.29 ( IH. d. J »8Hz ) . 
7.44-7.56 (2H). 7.83 (IH.dd. J-8. 2Hz). 8.07 
(lH. br s). 8; 20 (iHTd. j-8HT 
(4) 4- [2.6-i'>f-/l'-3-- [N-yf-^W-N- 
[ 4 _ { jt j\. f; ;u ^< ^ ^ Ji' ) =y 'y i- ^ ^ >^ ^ '-y 

-lH-'<>'X-firV-''^ 

NMR (CDCl,.^) : 2. 35 .( s , 3H ) . 2. 5 1 (s.3H). 3.03 ' 
(d. J = 5Hz.3H). 3.25 (s.3H). 3.55 (s.3H). 3.64 
(dd.J-4. 16HZ.1H), 3.88 (dd.J=4. 16Hz.lH). 
4.19 (S.3H). 5.41 (S.2H). 6.15 (br s.lH). 
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6.53 (d. J = 16Hz. IH). 6.72 (br peak.lH). 6.81- 
6.89 (m.2H). 7.02-7.18 (ni.3H). 7.50-7.62 (m. 
3H). 7.75 (d. J-8HZ.2H) 

5 3-tKodfi/-2-7 5y-N - (2-^l*=JF-v'X 

7 ^ y { 271iDg) .H - ^ t ^i't^^vAr i 

K ( 3 ml) »«{cS3K$l8iT 0 r TTjcX^tt K -^^-i^ 

(35.7Bg) *2inii5lia-e3o^iaft#a. Sfks - [n- 

[ ( E ) - 3 - ( 6 - T h T S K t U 5^ ^ - 3 - -f 
10 ) r 9 'j o >f ^ ') /i^ ] - N - ^^ T i >' ] — 

{ 699mg) ^N.N - -J / ^ 

15 LT 3 - [ 3 - [N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - T -t 

h T 2 K f 'J > - 3 - 'f /V ) y o ^ 3 

_ N - y V V T t i ^ - 2 • - *^ ^ ° ° ^ ^ V VU^ 

20 1# f,tL/i»aJ<^»tt ( 2 ol) h ^ > 1" 

;u h - !i< t - I- ( 304Dg) * S T JO i > 201^13^1 

D-rh^97-f { 9 -o u ' / 9 ^ — = ' 1. 

v/v) -r«KLT:4-[3"CN-C(E)-3- {6 
25 - T. -t h T 2 K f 'J > - 3 - ) T ^ 'J o >f ;u ^ U 
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;u) - lH-'<>'X^^^r-''^( 96ing) i: m> o 
NMR (CDCl,.^) : 2.23 (s.3H). 3.27 (s.3H). 3.32 

(S.3H). 3. 62-3.73 (ni.2H). 3.95 (dd.J»4. 

18Hz. IH). 4.13 (t. J-7H2.2H). 4.20 (s.3H). 

5.65 (S.2H), 6.46 ( d. J = 1 6Hr . 1 H ) . 6.67 

(t-like.lH). 6.83 (d.J=8Hz.lH). 6.92 (d. 

J»8Hz.lH). 7.10 (t. J»8Hz.lH). 7.30 (d.J=8Hz. 

IH). 7.45-7.58 (id.2H). 7.85 (dd.J-8, 2Hz, 

IH). 8.06 (s.lH). 8.21 (d. J-8Hz. IH ). 8.35 
^(.d._Ji2.Hj.._LH.) • 

3 - [ 2 . 6 - 5^ y f- ^t- - 3 - [ N - [ 4 - ( ^ ^ /U 
^ ^ ;w ) X * >f /I' ^ y ] - N - > f- /l- T 

*) > (65.3mg) , i ;i-->^3f >5^7W H^^^^^ 

/u ( 33.0Bg) J: t/f IS* 7^ h 9 h K o 7 9 > (0.7ml) 

<7)iE-&%tSia-C-7i^H«#«. ^oo*;uAT«f? 

Tf^LT, 4 - [2.6-i^/f-^l'-3 - [N - [4- 
( / f- ;u t!; ^< ^ ^^ ) •> >' -^ ^ 'f ^^ ^ ^^ ] - N - 
/f-;uTi/] -c^'i^^t' - 2- y;i'?!r7'h-l 
- / i- ju - 1 H - ^ > X ^ I r V - )^ (51.8ing) 
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278.5- 292r 
NMR (DMSO-d..^) : 2.26 (3H.s). 2.42 (SH.s). 

2.79 (3H.d. J-4. 5Hz). 3.11 (3H.s). 3.49 (IH. 

5 dd.J-16.5. 4.5Hz). 3.63 (SH.s). 3.71 (IH.dd. 

J-16.5. 4.5Hr). 5. 23 (IH. d, J-U. OHz ). 5.30 
(iH.d. J-ll.OHz). 6.90 (IH.d. J-16.0HZ). 7.03 
(IH.d. J-B.SHz). 7.09 (IH. d. J-8. SHz). 7.20 
(IH. t. J-8. 5Hr). 7.25 (IH. d. J-8. 5H2). 7.31 

0 (IH.d. J-8. 5Hz). 7.44 (IH.d. J-ie.OHz). 7.64 

(2H. d. J-8.5HZ). 7.85 (2H. d. J«8. 5Hz). 8.27 

(_l.H-,-t-.-J--4-.-5Hzl.--8..A8_.(lH.._q..J_^4_._5|U 

4 - [E.G-i^/^A'-a - [N - [4 - f-n^ 
15 ;u ^< * ) -> > * >f ^ y 2/ /u ] - N - ^ f- T 

= y ] * * ] - i- zn^tj-rv-i-^^f^ 

J: i H - ^ > X A t ^r -r— iU ( 34. 9mg) V ^ WL ti ^i ^ ^ 
( 10. lag) if i If N . N - 5^ / * -^^ T 5 K (0.4 

ml) oiR-g-fttiSa-CStik^ ( 4 /i 1) ^UaL. 16 

o-^h^TT^ (ftttxf•;^:/^/--'^ = lO:l. 

v/v) rWKL-C, 4 - [2.6->'>'f-^l'-3 - [N- 
25 [ 4 - 1/ i- ^ ^ ^ f^) •> > -'»' ^ ] 
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_ N _ / ^ ;w 7 i / ] > /V t ^- 

2 - y ^ ;w ^ ^ - 1 H - X >f ^ - (21. 2ing) 

mp : 224. 0- 225. Or 
5 NMR (DMSO-d..ff ) : 2.30 (3H.s). 2.43 (3H.s). 

2.67 (3H.S). 2.77 (3H. d. J =5. SHz ). 3.09 (3H. 

s). 3. 48 (iH.dd. J-16.5. 5.5Hz). 3.63 (3H.s). 

3.64 (IH.dd. J = 16.5. 5.5Hr). 5. 35 (2H.s). 

6.87 (iH.d.J-ie.OHz). 6.90 (IH.m). 7.07-7.15 
0 (2H.in). 7.23 ( IH. d. J =8 . 5H z ) . 7.30 (iH.d. 

J=8.5Hz). 7.40 (IH.d. J=16.0Hz). 7.61 (2H. d. 

J-S.SHz). 7.83 (2H.d, J=8. 5Hz). 8.23 (IH.t. 

J=5.5Hz). 8.47 (IH.q. J=5. SHz) 

15 4- [3-[N-[(E)-3-(6-T-fehT5K 

b* 'J 5^ > - 3 - ) T ^ y o >f ;u ^ -'I' ] - N - > 
. f: /u T i / ] - 2 . 6, - 7 0 o ^ y 'J Jl' t * -> ] - 2 
-^\^i(-i^-lH-'<yX^l rV - ( lOOmg) a i 
t^fSfk 2 - v^/ ^^^T i / Xf^/ufittfi (26.5mg) O 

20 N . N - / * "T" - ( 2 D 1 ) s sa . £ is r 

-t^ -d. ( 92. 5iDg) it to i . ISl S T 281^13 ttfl't 
25 7 ^ rfBK L-C. 4 - [ 3 - [N - [ ( E ) - 3 - (.6 
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- T -fe h T c K f 'i i^ > - 3 - -f ) 7 7 U o ^ 'j 
;u ] - N - ^ ^ T c y ] - 2 . 6 - ^ n o ^ > 

- 1 H --c>X>f 5 J:l^7 

- [3- [N- C (E) -3- (6-TH=hT^ K f U 
3 T^' U 'i i^'i-] -N-yf-/w 

Ti/] -2.6--:'^no-c:/i;;w;i'^£^] - 2- / 
f > - 1 - ( 2 - 5^ / ^ T 5/x^;w) 
X 5 V - ( 38mg) ^» S . 

4 - [ 3 - [N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - T-t h T i K. 

f 'J > - 3 - >f ) 7 ^ y o ^ ^ - N - y 

_ ^. _ ,,_y_.3____2^6— P_n_^< n^^_-> l_-^2^ . 

- y h if V - 1 - ( 2 - / ^ Z"' T W X ^ ;u ) - 1 H 

15 NMR (CDCl.,^) : 2.22 (s.3H). 2.31 (s.6H). 2.63 

(t.J-7.SHz.2H). 3.26 (s.3H). 3.67 (dd.J-4. 
18HzaH)V 3.96 

J.7.5H2.2H). 4.19 (s.3H). 5.65 (s.2H). 6.45 
(d. J-16HZ.1H). 6.70-6.79 (m.lH). 6.79-6.92 
20 (B.2H). 7.10 (t.J=8Hz.lH). 7.31 (d.J=8Hz. 

IH). 7.43-7.58 (ni.2H). 7.83 (dd.J=2. 8Hz. 
IH). 8.22 (d. J-8HZ.1H). 8.26-8.39 (ni.2H) 
7 - [ 3 - [ N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - 7 -t h 7 i K 

f i; V - 3 - /f ^v- ) r 7 '1 ^ ^ - N - ^ 

25 ^ ;w 7 5 / ] - 2 . 6 - ^ o o ^i- 'l- ^ •> ] - 2 
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- > X >f = r '/ - ^^ 

NMR (CDCU.ff) : 2.01 (s.6H). 2.22 (s.3H). 2.51 
(t.J-8Hz.2H). 3.28 (s.SH). 3.65 (dd.J-4. 
18HZ.1H). 3.95 (dd.JM. I8H2.IH). 4.06-4.18 
(01. 5H). 5.45 (S.2H). 6.45 ( d. J = 1 6Hz . IH ). 
6.62 (t-like.lH). 6.83 (d. J =8H2 . 1 H ) . 7.11 
( t. J«8H2. IH). 7.20-7.30 (m.lH). 7.36 (d. 
J=8H2.1H). 7. 47-7.56 (o.2H). 7.85 (d. J-8Hz. 
IH). 8.00 (s.lH). 8.21 (d. J=8Hz. IH). 8.35 
(d.J-2Hz.lH) 

_%_mMM 

(1) 1l«fiN22tPl«CL-C, 4 - [3 - [N - [ (E) 
- 3 - ( 6 - T -fc h T i K f 'j > - 3 - ) T 
o ^ ;w 'J •> /^ ] - N - y /^ T i / ] - 2 . 6 - ^ 

5 ^ vvw *>• i V i^'im^fBir 17 a: - ;u 

if ^ ) - 2- /h^>'X^>*»f,4- [3 - [N- 

[ ( E ) - 3 - ( 6 - 7 -fc h T ^ K f U > - 3 - 'f 

;u ) T ^ 'i o >f ;u ^ 'i £^ /i' ] - N - > f- /i' T S / ] - 

2 ^ ^ - 'J ^ Z3 u ^ > ^ ^ ] -1- [2- (ISj:: 

j& r f- 7 X - •> 'J ^ •> ) X f- ] - 2 - ^ I- 

i^iy-\}i-^>X^irY-i^iiX:/7- [ 3 - [ N 

- C ( E ) - 3 - ( 6 - T -I: )• 7 c K f > - 3 - ^ 

) 7 ^ U n 'J ] - N - / f- -'i' 7 c / ] - 
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» r f- 7 - •> 'J ''^ * ^ ^. ^ ^ -"^ ^ - 2 - / h 

4 - C 3 - [ N - • C ( E ) - 3 - ( 6 - T -fc I- T 5 K 
5 g y - 3 - >f ^i' ) T ^ U o ^ ^ ^ 3 - N - / 

f- 7W T 5 y ] - 2 . 6 - 5^ ^ o o -O' ;U 2/ ] - 1 
- [ 2 - ( 5^7 :t U /U:*- =«E- 5- ) 

;u ] - 2 - y h ^ •> - 1 H - > X >f S r '/ - 

NUR (CDCl..^) :. 0.95 (9H.S). 2.21 (3H.s). 3.27 
10 (3H.S). 3.67 (lH.dd.J-17. 4Hz). 3.84-4.00 

(3H.0). 4.06-4.12 (SH.b). 5.66 (2H.s). 6.45 

( 1 H rdT -J .1 5 H z ) ^-6^6 7 - ( 1 H . b r-s ) . -6 .. 7 3- XI H ..d .. _ 

J-7.5HZ). 6.80 (iH.d. J-7. 5HZ). 7.02 (IH. t. 
J-7.5HZ). 7.28-7. 57 (13H.b). 7.83 (lH.br dd. 



15 j-7.5. 2Hz). 8.02 (lH.br s). 8.20 (lH.br d. 

J-7.SHZ). 8.35 (lH.br s) 

" ■ ■ 7 - [ 3 - [ N - ' t ' ( E ') 3 ^ ( 6 Tl-b-K T 5 K 
b* U y - 3 ' ^ A') 7 ^ o >f ;u ^ V 2^ ^i' ] - N - V 
i- JUT i y1 - 2 . 6 - ^ o D 5^ VI' 5^ =^ ] - 1 

20 - [ 2 - ( = » r ;w 7 X - -'V' 'J ^ =^ ^ ) ^ ^ 

NMR (CDCl,.^) : 0.89 (9H.s). 2.22 (SH.s). 3.09 
(3H.S). 3.48 (lH.br dd.J = 17. 4Hz). 3.79 (2H. 
br t.J-SHz). 3.87 (lH.br dd.J = 17. 5Hz). 4.12 
25 (3H.S). 4.20 (2H.br t.J'SHz). 5.29 (2H.s). 



wo 96AM2S1 



PCT/JP95/01478 



188 

6.41 (IH. d. J = 15Hz). 6.49 (lH.br s). 6. 80 
(IH. d. J = 7. 5Hz). 7.10-7. 44 (14H.in). 7.50 
(IH, d. J = 15Hz). 7.85 ( IH. dd. J=7. 5. ZHz). 8.03 
(lH.br s). 8.23 (lH.br d.J = 7.5Hz). 8.36 (IH. 
5 br s) . 

(1) Kj£Wl-3-(5)fc|SI»U:L-C. 4 - [3- [N- 
[(E)-3 - {6-T-fehT5 Kf';>?>'-3->f/P) 
T^'io>r;u^«;x^u] - N- >^f-/i'TS/3 - 2.6 
10 - -J a a ^ > if ju t ^ i^l -1- [2 - {H^E-tRT 
f- i? 7 * — U /u * * X ) i f- ] - 2 - y h + 
- 1 H--<>X< I r V - l^jj* h , 4 - [3- [N- 
[ (E) - 3- (6-T-thTiKf»;-:^>-3->f 
J T ^ "J n >f ^ >J i/. /u ] - N - > f- ;u T i / ] - 
15 2.6-i^^oo->;>>>;u^,dfx] -1- (2-t Kp 
iE--/Xf-;u) - 2 - y - 1 H-^c^X'T = ^y- 

NMR (CDCl,.^ ) : 2.21 (3H.s).-3.27 (3H.s). 3.69 

(lH.dd.J-17. 4Hz). 3.87-4.00 (3H.id). 4.09- 
20 4.19 (SH.m). 5.64 (2H.s). 6.47 (IH.d. 

J = 15Hz). 6.75 (lH.br s). 6.85 (IH.d. 

J«7.5Hz). 6.94 (~1H. d. J=7. 5Hz). 7.10 (IH.t. 

J-7.5HZ). 7.30 (IH.d. J=7.-5Hz). 7.48 (IH.d. 

J*7.5Hz). 7.51 (IH. d. J = 15Hz). 7.82 (lH.br d. 
25 J=7.5Hz). 8.09 (lH.br s). 8.19 (lH.br d. 



wo 96/04251 



PCT/JP95/01478 



189 

J = 7. 5Hz), 8. 30 (lH.br s) 

(2) ummi2- (s)tmmi^ . ?- [a- cn- 

[ ( E ) - 3 - ( 6 - T -fe h T 5 K h* 'J > - 3 - >f 

5 2.6->':7nn-c>>';U3r#x] -1- [2 - = 

:^v'-lH-'^>X^$ry->W*»^>. 7 - [3 - [N 
- C ( E ) - 3 - ( 6 - T -fe h T 5 K K »J 2^ > - 3 - >f 
;u ) T ^ U o >f ;u ^ 5/ ;p ] - N - ^ f- -'i' T S ^ ] - 
10 2 . 6 - -> ^ o n > y ;u 3i- 4f X ] - 1 - ( 2 - b K n 
d^.>xf-/w) - 2- /h*5/-lH--c>X>fSry- 



NMR (CDCU. * ) : 2.21 (3H. s). 3.29 (3H.s). 3.64- 
3.74 (3H.«). 3.80 ( IH. d. J -5Hz ) . 4.12-4.21 
15 (5H.a). 5.43 ( IH. d, J - 1 GHz ) . 5.49 (iH.d. 

J-lOHt). 6.45 (IH.d. J-15Ht). 6.78 (lH.br t. 
' J-SHz). 6. 81 (IH. d. J-7. 5Hz ).: 7' ir (IH. t.' 
J-7.5HZ). 7.24 (IH. d. J-7. 5Hz). 7.36 (IH.d. 
J = 7.5Hz). 7.53 (IH.d. J-lSHz). 7.58 (IH.d. 
20 J = 7.5Hz). 7.84 ( 1 H. br d. J -7 . 5Hz ) . 8.02 (IH. 

br s). 8.22 (lH.br d.J-7.5Hz). 8.35 (IH. 
br s) 

4 - [3 - [N - [(E) - 3- (6-xhJE-i^7j;u 
25 .=. ;u f U y > - 3 - 'f ) T ^ 'J o ^ 7U ^ «; X -'i' ] 
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^] _2-yh^£/-l-^^^i'-lH-'^^^'^^^ 
V - ;w ( 304ng ) ^ X ^ / - ;i/ jS a C l N * Ife ft t h 'I 

.^7A7jcs?a (0.5ml) tiia;e.» sa-sM.5ii*iatt#i-4. 

»«E*S^L, triDi. l N tt "C pH 4 t ^ S 

-f 5 . n o *7U -6^ -CIA ai L , W « 1 ^ « » ^ «E« 

[ 3 - C N - [ ( E ) - 3 - { 6 - A Ji^^^^ ^ y 
- 3 - >f ;w ) T ^ 'J n >f ;w r U ] - N - / f- /i- T 5 

•> - 1 - y f- .'U - 1 H - > X \ 7V -iV ( 195aig) 

^ 1» . 

NiR (CDCl.-CD.OD. ^ ) : 3.25 (s.3H). 3.53-3.68 
(ID.4H). 4.00 (d. J-16HZ. IH). 4.14 (s.3H). 
5.52-5.63 (b.2H>, 6.76-6.96 (b.3H). 7.15 
(t. J-8HZ.1H). 7.48-7.61 (id.4H). 8.02-8.20 
. . (b.. 2K) ^ . : ■ . , ■ - - ■ 

KSIiW26 

4 - [ 3 - [ N - [ ( E ) - 3 - ( 6 - ^l' !K X f 
•J > - 3 - 'f -'W ) 7 7 'J ° ^ -"^ ] - N - ^ 

;u T c / ] - 2 . 6 - ^ o D V y /I/ :t -> ] - 2 - 

Bg) i 4 - T 5 / f 0 > ( 14. 3nig) <7) N . N - •/ 
y ^ * /U A T i K ( 2 Dl ) jS a C 1 - X f- - 3 - 
( 3 - ^^ T i / r n f ;u ) ;5 /ntf ^ ^ K tt 
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( 3i.7Bg) i,- i 1 - t K n ie h >; r y-zi- 

( 26.4012) imt^-cmt. 1 BttSft. sot -c 8 i^iaflt 

^ y - ;i, = 12 : 1 . v/v) TIfilg L-C, 4 - [ 2 . 6 - i> 

J7DO-3 - [N-/f-/l^-N - [(E) - 3- [6- 
( 4 - b- U ;u /< * ^ ) f ') 2^ > - 3 - ] 

10 T ^ D >f ^ 2^ 3 7 2/] '<>' 3i- if •> ] - 

(__7_._8B,g.)_^:_.»_4_.^ _ 

NUR (CDCL.ff) : 3.27 (s.3H). 3.56 (s.3H). 3.61 
(dd.J-4. 18HZ.1H). 3.96 (dd. J-4. 18Hz. IH). 
15 4.19 (S.3H). 5.65 (s.2H). 6.67 (d.J-16H2. 

IH). 6.81-6.90 (B.3H). 7.11 ( t. J •8Hz. IH ), 
7. 30 (d. J-8HZ. IH). 7. 48 (d. J"8iiz. IH)'. 7. 58- 
7.76 (iD.3H)i 7.98-8. 07 (m. IH). 8.27 (d. 
J-8Hz. IH).. 8. 48-8. 73 (m.SH) 

20 ^JfiW27 

1lttW26t|Sl»J::L'C, 4- [3 - [N - [(E) - 
3 - ( 6 - ;!r /I- rt^ ^ f U - 3 - >r ) T ^ ') n ^ 

;u^'J->;w] - N- yf-^wTi/] - 2.6--:^7nD 
25 ^ X ^ I r y - ^ ir/ 2 - T I / ^ ^ ^ > 
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f, 4 - [ 2 . 6 - ^ n D - 3 - . [ N - / f- ;u - N - 

[ ( E ) - 3 - [ 6 - ( 2 - f 'J /^ ^ ^^ ^ ) t* 
ij - 3 - 'f /I' ] T ^ U n >f ^ 'J X ] T i y ] 

>' X 'f 5 ^ */ - ^* * • 

NMR (CDCl,,^) : 3.28 (s.SH). 3.53 (s.3H). 3.69 

(dd.J=4. 18HZ.1H). 3.95 (dd.J-4. 18Hz. IH). 

4.20 (S.3H). 4.80 (d. J =5Hz. 2H ). 5. 66 (s.2H). 

6.62 (d. J-16HZ. IH). 6. 73 (t-l ike. IH). 6.83- 

6.88 (B.2H). 7.11 (t. J=8Hz.lH). 7.21 (dd. 

J-6. 8HZ.1H). 7. 27-7.36 (m.2H). 7.49 (d. 
J«8Hz.lH). 7.62 (d. J»16Hz.lH). 7.68 (t. 

J.8HZ.1H). 7.96 (d. J=8Hz.lH). 8.22 (d.J=8Hz. 

IH). 8.61 (d. J-5ilz. IH). 8.69 (d . J = 2H z. 1 H ) . 

8.90 (t-like.lH) 

■ 4 C 3 - [ N:- [ E ). - .3 - ,1.6 ^ T I / m^.- 
^ _ 3 - ;w ) T ^ «J n ^ ;u 'J /^ ] - N - / -'U T 

dE.i,_i->^/U-lH-/<>X>fir r-/K100fflg) 
i h U X ^ JVT I > ( 53.308) ^ 'J ^ a u / f > 
( 2 ol ) iS Jff 7k ^ T 2 - / ^i- - 3 - f U 7> ;t< 
>' 7 o K S » S (74. 2og ) *:lnii. |p]iS."C-15^ra, 

<jci,^-rmia-c3Rfra«i*T2>. ^mntt: mm t , aas* 

>j?/-;v.(3ml)CS)l?L, iNTjcttftthU'^ATtc 
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mm (o.smi) itat. 1 i^ia«ti=l^-r . Rusac^n 

o h r f 7 { ^ V u :t JU 2^ ^ f y - - 10 1 . 
5 v/v) -CHIRL-C, 4^-^ [2.6 -i^7oo - 3 - [N- 
/ ^ ;w - N - [ ( E ) - 3 - [ 6 - ( 2 - X f- ;v f U V 

- 3 - rf^ ^ -^^ = K ) f y - 3 - ;u ] r ^ 'J 

if- -> - 1 - - 1 H - X 5 ^ - -'l' ( 99nig) 

10 *f»4. 

NMR (CDCl,.^) ' 2.75 (3H. s). 3.28 (BH.s). 3.52 
(3H,0. 3.68 (lH.dd.JM7. 4Hz). 3.94 (iH.d. 

J-14. 5Hr). 4.18 (3H.s). 5.65 (2H.s). 6.50 

(IH.d. J-15HZ). 6.70 (lH.br s). 6.80-6.89 
15 (2H.m). 7.11 (lH.t.J-7.5Hr). 7.20-7.33 (2H. 

B). 7.48 (lH.d.J-7.5H2). 7.53 (IH. d. J-15Hz). 

7.84 (lH".br d. J-7.5Hx)i 7.92 (lH.br dd. 

J-7.5. 3Hz). 8.32-8. 46 (3H.b). 8.63 (12H. 

br d. J-2Hz) 

20 %mm29 

(1) 2-tKoifi^-3-/}-*i^'<>^T;i'fhK 
(6.08g) . r a * fi^tt X (4.9nil) fc* i ^ K ^ 

^} ry \u (12. 14 g ) CO N . N - / /^ T a K (30 

25 ^ ill L « A * r Jll L , X ^ / - /I' T S ^ A L T , 2 - 
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X. h ^ '-^ ^ ^ - ^ h^$/-3-- / h,iri/-<>XT>'U 
f h K ( 5. 04 g ) * 1§ 5 , 
op : 75. 1 - 76. 2r 

NMR (CDCl,.^) : 1.28 (3H. t . J =7. 5H z ) . 3.90 (3H. 
5 s). 4. 23. (2H, q. J=7. 5Hz). 4.84 (2H.s). 7.15 

(2H. d. J»7. 5Hz). 7.46 ( IH, t. J -5Hz ) . 10.46 
(IH.s) 

(2) 2 - xh^f-i/jf^/u.-K — yu/ }-=Jf->- 3 - ^ Y ^ 
> X T ftK (2.00g) ifJ:l^^U'7A|^Z«ri-^ 
10 K ( 963Bg) <;5fh7bKn77> (20flil) *7K?*T 

-C 1 R^iafltl^i- S . R Id a in i . 1 N ^ jtt T 4» 

15 |jtxf^;u=7 : 1. v/v) TWKL-C, 2-xh=^fi^;& 
/U ;w - 7 - y h ^ x > V 7 7 > (360iDg) ?r ^ 4 . 

NMR (CDCl,.ff) : 1.42 (3H. t. J «7. 5Hz ). 4.04 (3H. 
s). 4.45 (2H. q. J = 7. 5Hz). 6.92 (lH. dd.J=7 and 
20 4Hz). 7.18-7.30 (ZH.m). 7,54 (IH.s) 

(3) 2 - 3i y ^ /7 JV' 7t( =■ fl' - 7 - / 77 
> ( 360nig) . Tic 3K ft * 3(S ^ ( 36iiig) H X IF r 

h7tKo77> (4ml) OiE^1^!i*:££T--l!ft, <^v. 

25 ^ 'y 2.n^ism t ta t . ttttx^yi^-rttfhi-s. tttua?: 
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^ ^ ^ j.-C^iSi^. «Eia«1-S. «S«:77'y 

5 7 7 > i 310Bg) ^ S o 

NMR (CDCl,.^) : 1-98 (IH.t.J-GHz). 4.01 OH.s). 
4.79 (IH. d. J'6H?;). 6.67 (IH.s). 6. 81 (IH.m). 
7.12 (lH.dd.J=8 and 5Hz). 7.18 (lH.dd.J=8 
and 5Hz) 

10 (4) 2 - h K n dp- 2/ f- - 7 - ^ h V 7 7 

( aOOmg) , ->T>'*X^b*'>X-^^'^'>-^ ( 796mg) 

^^X^-lSz^k^-t&-i-S09ng-)--(n-iL.^L^n_n 

t Sffl-C 2 l^ia «ff L , 1 «JSt£t i . Rlio 

S . ^ V 7 -y i ^ o h ^ 7 7 -f (n-'^^-^> 

:»ixV;i' = 15: 1 . v/v) T W L X V 7 - 
i^-2->^f-''^'<>*/79> ( 95Bg) i ^ i . 

NMR (CDCl,.^) : 2.48 (3H.s). 4.00 (3H.s). 6.36 
20 (lH.br s). 6.73 (lH.dd.J-17 and 4Hz). 7.07- 

7. 13 (2H. m). 7. 26 (IH. s) 
(5) KiSflf< 1 - LT. 7 - t K o if - 2 

- / f- ;u >' y 7 7 V ^* 2> . 

NMR (CDCU.^) : 2.46 (3H.s). 5.22 (IH.s). .6.37 
25 (lH.br s). 6.70-6.81 (iH.m). 6.99-7.11 
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(2H.ID) 

iS) %H&m^ trnmizLX. 7 - h K n if - 2 f- 
ju^y ^/ y y y XV'^i^^ - ( N - T ^: ^ - N - 
^ i-jvr I y ) - 2 . 6 - V ^> J^^i)^ 7 - 

5 [-J - (N-T-fc^^^-N-Zf-^^T^y) - 2.6- 

... '5 II. + * -V 1 - 2 - / f- ^ "7 7 ?r 

BP : 114- 116r 

NMR (CDCl..^ ) : 1.83 (3H.s). 2.46 (SH.s). 3.20 
10 (3H.S). 5.54 (2H.8). 6.48 (lH.br s). 6.90 

(lH. dd.J-6 and 3Hz). 7. 06-7. 18 (2H. m). 7.28 
(iH.d. J-8HZ). 7.56 (iH.d. J-8Hz) 



15 



20 



25 
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Iff ^ ^ 95 a 

1 . -te^: 



5 




10 




X li 0 , S i (i N - R • , 

R ' li ® « T /I' # If . D ft » T >'i' >'^ S , e «k T -'I' 
25 t6»T^U3*->t£»T/»'='r;i'«, f5«T;P3=Sri^ 
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;u » T vu :Jf ^i' « , T -> >'i' ^ , t K o # 3£ , / )\^ i3 T 

h ^ > T - >'^ « i (i 7 /I' S « T =Jf IS T- . 

R « {i * 3(1 . « « T /I' ^ IS . o ft « T >'i' # -'1' II , ft 

ft r'-'V' * ^^ T 5 / ft » T ; h K o # ft « 7 

if- S , ft « 7 -'W 3 =^ ® » 7 ;i' ^1- IS . ft « 7 3 ^ 

->S, ft«7/i-^^>'f-:tlS, ft«7 # 7 i / 7 

•/ ;u ft « 7 -'I' ^ IS . 7 V IS , 7 'i - IS * (i 7 

ft»7vuif;HSfcS>*"f****^-'i' 
R' tR' *'^^Lt, 0. S*^llN«:^;g-L-rtJ: 
ft « 7 /J' ^ V :^ « * 0 . S i (i N ^ ^ L T t 

± v^ftlR7^»^ »••==■ >^IS^?^i^1"^> 

R ' li * X , /M? r > , ft » 7 /I' =3? yi' « i A: li ft « 7 ^^ 

n^i'lS, 

R • {± o r . ft « 7 ^V' * ^HS * li Vkr )\^^ 
IS. 

R ^ li a ^ li « « ^ L T V. T (, J: 7 5 V IS : 
R • li ft « 7 ;u ^ /^ « * «1 7 /I' ft » 7 * /^ IS , 

A(ift«7^i'='E-V>'««:'5-^'?-*^^'*"''*^ 
2 . ^ 




25 *' s: 
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•N 

Ji ft « T # ^HE . R * o r > i li « » T /i- ^ ^i- 
16, R * A'S; 

,i_^_jf_i_.ys„(i_tt_a /V-IS- R-'-Ji TJy 

15 2 jS Ji se « «o <fc -S- « . 
4 . R ' i'iC 



r7 

20 CiCt'. R* /;Jifi«T^w#/w«. R' Iii5» 

T ;:7 y ^^ « : T i >' IS « « * ^- li « T ;w ^ vi- , 
T ;u y ''^ . /N o » T * / /^ , T ft .« T ^i- 
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\y :y 'J i[ ^ -y r )^ 15 « T -'K r / 'f /^ . ^ h o 7 -'U IS «S T 

;u -r / ^^ . T / T /I- ft «R T /J' -Jr / 'f ^^ . o T ft 

ift T /^ ^ » t K o ^ 7 >'^ <S itt T ^ 'f ^i' > t 

Ko^->te»T/i'3*i^T>'wfi«T>'w^/'f^^. ray 

5 ft » T ;u 3 =Sf -> T /US « T VI- -Jr y 'f ^l' , IS » T -'W =Sr vu T 
r ;u 3 ^ -> T /US « T y y 'f v^ . =5E- y W L T T 
;u T yi- « T vw r y -'I- , « JS « « T ;w ^ ;u T /H5 

10 » r r y /^ , T i y V ;H5« r /nr y >f ;i. . fsar 

i^- ;u T i y T /US » T vu r y , T 'J - fi 
w> « « T y 'f ''I' T 5 y T vw fS « T y 'f >'^ . N - 

(1a»rv^?&y'f''^) - n- ( is » t /i- =^ -'v- ) rsyr 

15 ,1, g » T /^ r y >f , o T =^ -'US « T y >f v^ 
TSyT^i'iSIRT-'i'ry'f-'i'. v'^oT/i'*/i'^''i'!t^- 
■ ;V 7 5 7 T ;^1S « T >^ -Sr y ^-/u ,^ IS » T -Jr J A .)\^T 5 
/ 7 ;w tS « 7 -'I' r y 'f /^ . fttt 7 3 ^ •> * v»"l^ - 7 

i y7;ufi»Tvw^y'f/w. h Koif->t5aT;i';:ry^ 

20 ;i.7iy7vHS«T/U'!ry'f/J', tStt7/i'3='E-xlSaT 
;u y ^i- T i y 7 ;HS « T r y vi' . o ® « 7 

y .f ;u 7 i y T >'u iS a T y . 7 i y ts a T ;w 
7:7y'</uTiyT>'HS»aT;u^y'f'>'. <s«T/^=^r;^7 

= yl5«7v^>:7y^^^T ^ yX^HS «-T ;u y 'f , IS 
25 |a7;^;&/^>'^7iy(5ttT;^X;y-f/^7iy7/^1S» 
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T ;w r / -< ;^ , t IV if. i&WLT ^ y ^ I ^ T IV 
ft » T ;u y ^ ^^ . IS « T ;u 3 =Jf ^ - « T /I' 

ij / >{ )V r I ^ r )V ^WiT )V T ^ ^ . ^B.T IV3 ^ 

yj ,v ir. ^ )v ^Bi7 IV r / ^ I y r )v ^mr IV ^ ^ ^ 
5 ,.u^i»,r )v^ ^ j\^^--f^r I / r iv^i», r IV 

^/>(;v. Wi^^tix^-Xtl^^mH^^^^TJv^y^ 
jv 7 I y T fv ^«iT fv r / ^ Tn>(/v7l/T/v^ 

fv T I y 7 JV ^«lT JV r / >( ^ ft a T /^ =^ ^ * - 
10 jvr I / T ^v^ttiT jvr N- (fiaT/i'=i # 

i5»T/u*/'f^»') - N- (1S«T;u^/w) Ti/T/i' 

15 T^u^^'w) r I y Ty\^^«irjv^ y >( jv, n- (16«t 

;u;&/>f^w) - N- {^9t7 fvzj ^ /; tv^ ^JVi&l&T 
^ jv^fu) T i y fji^i&lif^ry^fi^.'tf-' i^&t&TJV 
/J y >( /V) - N- { fi JV ^ /V JV ) 7 I y T 

jv^f&T y JV. N - {^«l7 JV3 ^ i^i&1&7 fvij 
20 y>f;w)-N - {^%Vk^Vb.r )vinv) TS/T^H6« 
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« T r / . «[ ai «a T ''f 'I' * * 
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« T /^ * ^i' * 'I"* * ft ® ^ ^ '^^^ ^ ft a T 
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^< * T ;u a T ;w r / ^^ . 16 a T ;u ^^f -'W ^^ 
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10 ^/w, N- (/r/urff#->1S»T/i'^/>^) - N- (15«T 

Tiui^y//u. a[3g»lS»T/wr / >f /»^. ttXi51S »T 

/u-r ^/wttXailBI&T/w^ / ^i-^ lfi»T;w>!r / >f />-« 

15 T i /«XSI1S«T;vr/'f /w. ttftT/w^/i-T i / a 
%Vk^«ir / ^ f^. axai«^*'lB«T;u=»f ^ 
(i1B»T/i'3 ii^V^T b J:vviB»T/u/^ / 

>f ;uT 5 / a3(f»1S«T/Hr y >f /P. tt«T/wX^ / -f 
T 5 yiB»T/i'>&^'<'«'T5>'aK«ft«T;vr/>f 

a3K«t6»T;^X^^'^'^T5/a3(fia<B«T/^y/'f 

;u;iCz.,wtB«T/w*/'f'^T$^tt«^iBaT;^r/>f 
25 /i', fiftT/^a ^ ^tS«T/^;;^ ^i'"^ «J^^51S» 
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/>f;u, ->«Xiate»T/v^ ^ ^ «R T /i' 

^ >f « 3(E » T ;w ^ / >r . «R 7 ;u 3 if 

5 IS « T # /^ * ft * ^ ® » ^ ^ ' 

t K n X « T /^ ^ /J' ^< * ^ ^^ ^ ® » 7""' 
/ ^ ;u . n ^ /7 ^ /^ a iS « T >'U r / >f , 

0 y i ;u /< * a 3K ai ft « 7- ^ ^ ' ®» 

,1, d^. ^ ;p * ^< * >f a SH 15 « 7 ^ >' 'f '^ . S » ? 
fLTv^-Cfe^t>a3>g SR !K - ''>' . -> ^ n « 7 ;u -Sf /J' 

.-iC ^ ;w , tt T ;v 3 =»f 'S' ^ - -"^ • 7 - /i- ^ =^ 

V ;;r ;u if - , 7 o >f /kfi » 7 >' « 7 o ^ ;p . 

L5 - h o 7 'J - ;w 5f ^ 5/ ;k - '^ . '^V'' ^ ♦ ft » 

T ;w ^ ^i' 'i- * 'f » ft « 7 3 =>e ^ '^ - ft « 
. 7 /u.if 71. ;5r ^ < ,ia&7 /k 

-> ^ o 15 » 7 /w # -'I' /I' * ' V - * '"^ 

;w , ft « T ^i' 3 ^ -> 7 'J - -'I' ^^ ^ 'T • n ft « T 
20 # 7 - X? /I' ^ 'f '^ ^ D 7 'J - ?!7 /^ ^ 'f 
;u , ft tt T ^ ^ ''I' 7 'J - ''^ fj fi' ^< ^ ^ t K o if 
i& Wl T ^ T 'J - ;u ^ > ^ ^ - 

;u T 'J - ^ 'I' 'f « X7 ^ 7 'J - * >'^ ^ 

. ft « 7 3 if 717 ;p - /I' 7 'J - ;u ^ •< 

25 , * /< * >f /u 7 U - ;u ^< ^ /^ . ft » 7 if ^i' 
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A ji^ ^< ^ ^ T <; - ;v Tl? ^-^ ^ ^ ''^ . ■=• H ° 7" ^} — Ji^ ^ 
XN- ^ vf ;i/ , X T y T U - ;w * /^ ^ . 7 i / T 
»J - ;u ;w ^< ^ 'f /^ . ® « T /I' /^ T i / T 'j - ;u 
x< * ;u . flIIR r ;& / ^^ T ^ / T 'J - yu * yw ^< ^ 
;w , N - ( « « T ;w / /I' ) - N - ( e « r yu # /I' ) 
^ 5 y 7- ij - ;u ;u x< * >f , fli a T vi' 3 ^'f 15 » T 
/ A f^T t y T y - /u J* >< 'f . fi » T yw 3 ^ 

/,;wrf?i;HS«T-'i'>»>''fA'T5 yru -yi- ^< * ^ 

;w , ;w ^E- T 5 / T U - ;w ^ ^ ^ « « T /I' 

3 it •> ^ y^ Jl? - T i y T y - /i' 'I' * ''I' « T D 

;u T i / T U - yi' * /I' ^ ^^ . « * SR /t^ rff - /J^ T 5 

/ T ~ ^ ;w x < ^ >f ;w > 11 X flllS » 7 y ^ T ; 

y 7- «j _ ;^ /u ,< :t 'f ;u . V 'f K T 'i - -'J' 3& >'^ 

. ft » T * y^ w >f K T y - -n/ 3& ^ * '^ . t 

T 3 5 / ft » T * y^ T - yi' ^^ -t '^ . 

iS « T /i> # yi' K ^ V / ® « T ;v 7 U - 7W 
>f ;u , 5f # y ^ L T v> T t J: v> a X ai 7 'J - yu ^< 
* >f , ft tt T ;u yw ^ ^ 1" 4 a a * - 7 - 
;u 7U * ^ / 7 'J - /u * ^ 1" * « IR - 7 

_ /u ^ y^ , a JE SI «: ^ 1- * a S ''^ - ^^ 

* /I' ^ - '^ 7 'J - /i^ ;^ ^-f * 'f y^ « g fil 7 =» i^' ^ 
rf? i ;u e ^ r 4 a 5E iS ^^ * - 7 y - yw * y^ ^< ^ 
;u, fta7y>'#y»'7 i / fe^-r5a3?SS?!'^^Jl^-'^7 
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